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PATENT COOPERATION TREATY 



From the INTERNATIONAL BUREAU 



PCT 

NOTIFICATION OF ELECTION 

(PCT Rule 61.2) 


To: 

Assistant Commissioner for Patents 
United States Patent and Trademark 
Office 
Box PCT 

Washington, D.C. 20231 
ETATS-UNIS D'AMERIQUE 

in its capacity as elected Office 


Date of mailing (day/montlVyear) 
26 July 2000(26.07.00) 




International application No. 
PCT/EP99/09413 


Applicant's or agent's file reference 
0050/050555 


International filing date (d a y/nno nth/year) 
02 December 1999 (02.12.99) 


Priority date (day/mo nth/year) 

04 December 1998 (04.12.98) 


Applicant 

NEIDLEIN, Ulf eta! 



1. The designated Office is hereby notified of its election made: 

I X I in the demand filed with the International Preliminary Examining Authority on: 

28 June 2000 (28.06.00) 

I I in a notice effecting later election filed with the International Bureau on: 



2. The election | X | was 

I I was not 

made before the expiration of 19 months from the priority date or, where Rule 32 applies, within the time limit under 
Rule 32.2(b). 



The International Bureau of WlPO 


Authorized officer 






34, chemin des Colombettes 


Charlotte ENGER 




121 1 Geneva 20, SwiUerland 






ro.-imiie No.: (41-22) 740.14.35 


Telephone No.: (41-22) 338.83.38 




run-.-. PCT/iB/331 tJ-jy t332) 




EP9909413 




VERTRAC^HiR DIE INTERNATIONALE ZUS^MP^bNARBEIT 

GEBIET DBS PATENTWr^NS 

PCT 

INTERNATIONALER RECHERCHENBERICHT 

(Artikef 18 sowie Regein 43 und 44 PCT) 



Aktenzeichen des Anmelders Oder Anwatts 

0050/050555 


^£PP£P£3 siehe Mrtteilung uber die Ubemnittlung des intemationalen 

Recherchenberichts (Formblatt PCT/ISA/220) sowie, soweit 
VORGEHEN zutreffend. nachstehender Punkt 5 


Internationales Aktenzeichen 

PCT/EP 99/09413 


Internationales Anmeldedatum 
(T ag/Monat/Jahr) 

02/12/1999 


(Fruhestes) Prioritatsdatum (Tag/Monat/Jahr) 

04/12/1998 


Anmelder 

BASF AKTIENGESELLSCHAFT et a1 





Oieser internationale Recherchenbericht wurde von der Intemationalen Recherchenbehorde ersteitt und wird dem Anmelder gemaB 
Artikel 18 ubemnitteft. Eine Kopie wird dem Intemationalen Buro ubermittelt. 

Dieser irrtemationale Recherchenbericht umfaBt insgesamt _3 Blatter. 

[X] Daruber hinaus liegt ihm jeweils eine Kopie der in diesem Bericht genannten Untertagen zum Stand der Technik bei. 



Grundlage des Berlchts 

a. Hinsichtlich der Sprache ist die internationale Recherche auf der Grundlage der intemationalen Anmeldung in der Sprache 
durchgefuhrt worden, in der sie eingereicht wurde, sofern unter diesem Punkt nichts anderes angegeben ist. 



□ 



2. 
3. 



Die intemationale Recherche ist auf der Grundlage einer be\ der Behorde eingereichten Ubersetzung der intemationalen 
Anmeldung (Regel 23.1 b)) durchgefuhrt worden, 

Hinsichtlich der in der intemationalen Anmeldung offenbarten Nucleotid- und/oder Aminosauresequenz ist die intemationale 
Recherche auf der Grundlage des Sequenzprotokolls durchgefuhrt worden, das 
I I in der intemationalen Anmeldung in Schrifllcher Form enthalten ist 

zusammen mrt der intemationalen Anmeldung in computedesbarer Form eingereicht worden ist. 
bei der Behorde nachtraglich in schriftlicher Form eingereicht worden ist 
bei der Behorde nachtraglich in computerlesbarer Form eingereicht worden ist. 

Die Erklarung, dal3 das nachtraglich eingereichte schriftliche Sequenzprotokoll nicht uber den Offenbarungsgehalt der 
intemationalen Anmeldung im Anmeldezeitpunkt hinausgeht, wurde vorgelegt. 

Die Erklarung, daB die in computerlesbarer Form erfaBten Informationen dem schriftlichen Sequenzprotokoll entsprechen, 
wurde vorgelegt 

Bestlmmte Anspruche haben sich als nIcht recherchlerbar erwlesen (siehe Feld I). 
Mangelnde EInhettllchkett der Erflndung (siehe Feld II). 



□ 
□ 
□ 
□ 

□ 

□ 



4. Hinsichtlich der Bezelchnung der Erflndung 

pr| wird der vom Anmelder eingereichte Wortlaut genehmigt. 
I I wurde der Wortlaut von der Behorde wie folgl festgesetzt: 



Hinsichtlich der Zusammenfassung 

nri wird der vom Anmelder eingereichte Wortlaut genehmigt. 

wurde der Wortlaut nach Regel 38.2b) in der in Feld III angegebenen Fassung von der Behorde festgesetzt. Der 
I I Anmelder kann der Behdrde innerhalb eines Monats nach dem Datum der Absendung dieses intemationalen 

Recherchenberichts eine Stellungnahme vorlegen. 

Folgende Abbildung der Zelchnungen ist mit der Zusammenfassung zu veroffentlichen: Abb. Nr. 



I I wie vom Anmelder vorgeschlagen keine der Abb. 

I I well der Anmelder selbst keine Abbildung vorgeschlagen hat 
I I well diese At)bildung die Erflndung besser kennzeichnet 



Formblatt PCT/lSA/210 (Blatt 1) (Juli 1998) 



INTERNATIONALEI^iECHERCHENBERICHT 




males Aktenzelchen 



PCT/EP 99/09413 



A. KLASSIFIZIERUNG OES ANMELOUNGSGEGENSTANOES 

IPK 7 C07D413/10 C07D231/20 A01N43/74 A01N43/50 



Nach der International en Patentklassifikation (IPK) oder nach der nationalen Klassifikation und der IPK 



B. RECHERCHIEFTTE GEBIETE 



Rechenchlerter Mindestprufstoff (Wassifikationssystem und Klasslfikationssymbole ) 

IPK 7 C07D AOIN 



Recherchierte aber nicht zum Mindestprufstoff gehorende Veroffentirchungen, soweit diese unter die recherchierten Gebiete fallen 



W ah rend derintemationalen Recfierche konsultierte elektrontsche Datenbank (Name der Datenbank und evtl. venvendete Suchbegriffe) 

EPO-Internal , CHEM ABS Data, WPI Data, PAJ 



C. ALS WESENTUCH ANGESEHENE U^f^ERLAGEN 



Kategorie" Bezek;finung der Veroffentlichung, soweit erforderiteh unter Angabe der in Betracht kommenden Teile 



Betr. Anspruch Nr. 



wo 96 26206 A (BASF AG ;DEYN WOLFGANG VON 

(DE); HILL REGINA LUISE (DE); KARDORFF) 

29. August 1996 (1996-08-29) 

in der Anmeldung erwahnt 

Zusammenf assung; Anspruche 

Seite 39 -Seite 40; Beispiele; Tabelle 5 

WO 98 31681 A (BASF AG) 
23. Juli 1998 (1998-07-23) 
in der Anmeldung erwahnt 
Zusammenf assung; Anspruche 
Seite 120 -Seite 129; Beispiele; Tabelle 3 
& WO 98 31682 A (BASF AG) 
23. Juli 1998 (1998-07-23) 
Bei spiele 

-/-- 



1.8.10, 
11 



1,8,10, 
11 



1,8,10, 
11 



Weitere Veroffentlichungen sind der Fortsetzung von Feld C zu 
entnehmen 



10 



Siehe Anhang Patentfamilie 



* Besondere Kategorien von angegebenen Veroffentlichungen 

'A" Veroffentllchunq, die den allgemeinen Stand der Technik definiert, 
aber nk^ht als besonders bedeutsam anzusehen ist 

'E' alteres Dc^ument. das jedoch erst am oder nach dem intennationalen 
Anmetdedatum veroffentlicht worden ist 

"L" Veroffentl Chung, die geeignet ist, einen Priori tatsar^pruch zweifelhaft er- 
scheinen zu lassen, oder durch die das VeroffentirchungsdatDm einer 
anderen Im Recherchenbericht genannten Veroffentitehung belegt werden 
soil Oder die aus einem anderen besonderen Gaind angeget>en ist (wie 
ausgefuhrt) 

"O" Veroffentlichung, die sk;h auf eine mur>dlk;he Offenbarung, 

eine Benutzung, eine Ausstellung oder andere MaBnahmen bezieht 

■P" Veroffentiichung, die vor dem intemationalen Arvneldedatum, aber nach 
dem beansprijchten Priori tatsdatum veroffentlicht worden ist 



' Spatere Veroffentlichung, die nach dem intemationalen Anmeldedatum 
Oder dem Prioritatsdatum veroffentlicht worden ist und mit der 
Anmeldung nicht kollidiert, sondem nur zum Verstandnis des der 
Erfindung zugrundeliegenden Prinzips oder der ihr zugrundeliegenden 
Theorie angegeben ist 

■ Veroffentifchung von besonderer Bedeutung; die beanspaichte Effindung 

kann allein aufgrund dieser Veroffentlk:hung nk:ht als neu oder auf 
eriinderischer Tatigkett beruhend betrachtet werden 

■ Veroffentiichung von besonderer Bedeutung; die beanspmchte Erfindung 

kann nicht als auf erfinderischer Tatigkeit beruhend betrachtet 
werden, wenn die Veroffentlichung mit einer Oder mehreren anderen 
Veroffentfichungen dieser Kategorie in Verbindung qebracht wird und 
diese Verbindung fur einen Fachmann naheliegend ist 

' Veroffentiichung, die Mitgiied derselben Patentfamilie ist 



Datum des Abschilusses der intemationalen Recherche 



14. August 2000 



Absendedatum des intemationalen Recherchenberichts 



25/08/2000 



Name und Postanschrift der Intemationalen Recherchenbehorde 
Europaisches Patentamt, P.B. 5818 Patentiaan 2 
NL - 2280 HV Rijswijk 
Tel. (+31-70) 340-2040. Tx. 31 651 epo nl, 
Fax: (+31-70)340-3016 



Bevollmachtigter Bediensteter 



Paisdor, B 
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INTERNATIONALE 



CHERCHENBERICHT 



ales Aktenzelchen 



PCT/EP 99/09413 



C.(Fbrtsetzung) ALS WESEMTUCH ANGESEHENE UNTERLAGEN 



Kategorie* 



Bezeichnung der Veroffentlichung. soweit erforderiich unter Angabe der in Betracht kommenden Teile 



Betr. Aftepruch Nr. 



P,x 



wo 99 23094 A (TAKAHASHI AKIHIRO ;ADACHI 

HIROYUKI (JP); KOGUCHI MASAMI (JP); NIPP) 

14. Mai 1999 (1999-05-14) 

Zusanunenfassung 

Seite 21 -Seite 23; Tabelle 

Seite 24 -Seite 28 

Seite 29 -Seite 35; Tabellen 



1,8,10, 
11 
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INTE 

Infi 



lONAL SEARCH REPORT 

n on patent f amity members 



nal Application No 

PCT/EP 99/09413 



Patent document 
cited in search report 



Publication 
date 



Patent family 
member(s) 



Publication 
date 



AU 


710172 


B 


16-09-1999 


AU 


4665596 


A 


11-09-1996 


BG 


101825 


A 


30-04-1998 


BR 


9607333 


A 


25-11-1997 


CA 


2210693 


A 


29-08-1996 


CN 


1175951 


A 


11-03-1998 


CZ 


9702473 


A 


13-05-1998 


EP 


0811007 


A 


10-12-1997 


FI 


973471 


A 


22-08-1997 


HU 


9800725 


A 


28-07-1998 


JP 


11500438 


T 


12-01-1999 


LT 


97145 


A,B 


26-01-1998 


LV 


11895 


A 


20-12-1997 


LV 


11895 


B 


20-03-1998 


NO 


973861 


A 


22-10-1997 


NZ 


301272 


A 


25-02-1999 


PL 


322277 


A 


19-01-1998 


SK 


104297 


A 


08-07-1998 


US 


5846907 


A 


08-12-1998 



WO 9626206 



29-08-1996 



uo 


9831681 


A 


23-07- 


■1998 


AU 


6092998 


A 


07-08-1998 












AU 


6207698 


A 


07-08-1998 












AU 


6613398 


A 


07-08-1998 












CN 


1248255 


T 


22-03-2000 












CN 


1250447 


T 


12-04-2000 












MO 


9831676 


A 


23-07-1998 












WO 


9831682 


A 


23-07-1998 












EP 


0966452 


A 


29-12-1999 












EP 


0958291 


A 


24-11-1999 












EP 


0958292 


A 


24-11-1999 












NO 


993521 


A 


15-09-1999 












NO 


993522 


A 


16-09-1999 












PL 


334847 


A 


27-03-2000 












PL 


334849 


A 


27-03-2000 












SK 


90399 


A 


10-12-1999 












SK 


91999 


A 


18-01-2000 


wo 


9923094 


A 


14-05- 


1999 


AU 


9650598 


A 


24-05-1999 












JP 


11240872 


A 


07-09-1999 
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PATENT COOPERATION TREATY 

PCT 

INTERNATIONAL PRELIMINARY EXAMINATION REPORT 

(PCT Article 36 and Rule 70) ^ ^ 



Applicant's or agent's file reference 
0050/050555 


i7i^D I7ITDTU17D r^wr\i»j SeeNotificationofTransmittaloflntemational Preliminary 
FOR FURTHER ACTION Examination Report (Form PCT/IPEA/4 1 6) 


International application No. 

PCT/EP99/09413 


International filing date {day/month/year) 
02 December 1999 (02.12.99) 


Priority date {day/month/year) 

04 December 1998 (04.12.98) 


International Patent Classification (IPC) or national classification and IPC 
C07D 413/10 


RECEIVED 






NOV 2 3 2001 


Applicant 


BASF AKTIENGESELLSCHAFT 


TECH CENTER 1600/2900 



This international preliminary examination report has been prepared by this International Preliminary Examining Authority 
and is transmitted to the applicant according to Article 36. 



2. This REPORT consists of a total of 



8 



. sheets, including this cover sheet. 



I I This report is also accompanied by ANNEXES, i.e., sheets of the description, claims and/or drawings which have been 
' — ' amended and are the basis for this report and/or sheets containing rectifications made before this Authority (see Rule 
70.16 and Section 607 of the Administrative Instructions under the PCT). 



These annexes consist of a total of 



sheets. 



3. This report contains indications relating to the following items: 
Basis of the report 
Priority 

Non-establishment of opinion with regard to novelty, inventive step and industrial applicability 
Lack of unity of invention 

Reasoned statement under Article 35(2) with regard to novelty, inventive step or industrial applicability; 
citations and explanations supporting such statement 

Certain documents cited 

Certain defects in the intemational application 

Certain observations on the intemational application 



I 


I2SI 


11 


□ 


III 


□ 


rv 




V 




VI 




VII 


□ 


VIII 





Date of submission of the demand 

28 June 2000 (28,06.00) 


Date of completion of this report 

27 March 2001 (27.03.2001) 


Name and mailing address of the IPEA/EP 
Facsimile No. 


Authorized officer 
Telephone No. 



Form PCT/IPE A/409 (cover sheet) (July 1998) 



INTERNATIONAL PRELIMINARY EXAMINATION REPORT 



International application No. 

PCT/EP99/09413 



I. Basis of the report 



1. With regard to the elements of the international application:* 
I I the international application as originally filed 

IXI the description: 

pages 1-47 

pages 

pages 



RECEIVED 

NOV 2 3 2001 

T£CHCENr F Rt6 QQ/29Qg- 



as originally filed 
Tied with the demand 



, filed with the letter of 



the claims: 

pages 

pages 

pages 

pages 



1-13 



. as originally filed 

, as amended (together with any statement under Article 19 

, filed with the demand 



_ , filed with the letter of 



I I the drawings: 
pages 

pages 

pages 



, as originally filed 
filed with the demand 



, filed with the letter of 



I I the sequence listing part of the description: 

pages 

pages 

pages 



, as originally filed 

. , filed with the demand 



. , filed with the letter of 



2. With regard to the language, all the elements marked above were available or furnished to this Authority in the language in which 
the international application was filed, unless otherwise indicated under this item. 

These elements were available or furnished to this Authority in the following language which is: 

□ 

the language of a translation furnished for the purposes of international search (under Rule 23, 1(b)). 

□ 

the language of publication of the international application (under Rule 48.3(b)). 

the language of the translation furnished for the purposes of international preliminary examination (under Rule 55.2 and/ 
or 55.3). 

3. With regard to any nucleotide and/or amino acid sequence disclosed in the international application, the international 
preliminary examination was carried out on the basis of the sequence listing: 



□ 
□ 
□ 
□ 
□ 

□ 
□ 



contained in the international application in written form. 

filed together with the international application in computer readable form. 

furnished subsequently to this Authority in written form. 

furnished subsequently to this Authority in computer readable form. 

The statement that the subsequently furnished written sequence listing does not go beyond the disclosure in the 
international application as filed has been furnished. - - 

The statement that the information recorded in computer readable form is identical to the written sequence listing has 
been furnished. 

The amendments have resulted in the cancellation of: 

the description, pages 

I I the claims, Nos. 

the drawings, sheets/fig 



^ I I This report has been established as if (some of) the amendments had not been made, since they have been considered to go 
— beyond the disclosure as filed, as indicated in the Supplemental Box (Rule 70. 2(c)), 

♦ Replacement sheets which have been furnished to the receiving Office in response to an invitation under Article 14 are referred to 
in this report as "originally filed" and are not annexed to this report since they do not contain amendments (Rule 70 16 
and 70,17), /- - \ • 

^^Any replacement sheet containing such amendments must be referred to under item 1 and annexed to this report. 



Form PCT/EPEA/409 (Box I) (July 1998) 



INTERNATIONAL PRELIMINARY EXAMINATION REPORT 



International application No. 

PCT/EP99/09413 



rv. Lack of unity of invention 



1 . In response to the invitation to restrict or pay additional fees the applicant has: 
1 I restricted the claims. 

I I paid additional fees. 

I I paid additional fees under protest. 

I I neither restricted nor paid additional fees. 

rrri This Authority found that the requirement of unity of invention is not complied with and chose, according to Rule 68. 1 , 

2. l/\l not to invite the applicant to restrict or pay additional fees. 



3. This Authority considers that the reqtiirement of unity of invention in accordance with Rules 13.1, 13.2 and 13.3 is 
I I complied with. 

not complied with for the following reasons: 

See annex 



4. Consequently, the following parts of the international application were the subject of international preliminary examination 
in establishing this report: 



all parts. 

□ 

the parts relating to claims Nos. 



Fonm PCT/IPEA/409 (Box IV) (July 1998) 



INTERNATIONAL PRELIMINARY EXAMINATION REPORT 



International application No, 
PCT/EP 99/09413 



Supplemental Box 

(To be used when the space in any of the preceding boxes is not sufficient) 



Continuation of: BOX I V . 3 



Claims 8 and 9 should be deleted from the present 
application, since it is not possible to recognise any 
inventive concept linking the compounds in these claims 
to the remaining subject matter of the application ( PCT 
Rule 13.1), as explained below. 

Claims 1-7 and 10-14 are linked by the compounds of 
Formula I, which in turn contain as common distinguishing 
feature the branching of the alkyl group at N-1. This 
distinguishing feature is missing in the compounds as per 
Claims 8 and 9- 

Moreover, it is noted that the compounds of Formulae 
(III) and (V) as per Claims 8 and 9 are not only intended 
for producing the compounds of Formula (I) , but can also 

be used for producing prior art compounds containing, for 
example, another alkyl group at N-1, as in D2 , since the 
distinguishing feature, as already explained, is missing 
in Formulae (III) and (V) . Consequently, the objection to 
this application for lack of unity of invention is 
upheld. 



Form PCT/IPEA/409 (Supplemental Box) ( J an u an' 1994) 



INTERNATIONAL PRELIMINARY EXAMINATION REPORT 



Irernaiional application No. 
PCT/EP 99/09413 



V. Reasoned statement under Article 35(2) with regard to novelty, inventive step or industrial applicability: 
citations and explanations supporting such statement 



I . Statement 

Novelty (N) 

Inventive step (IS) 
Industrial applicability (lA) 



Claims 
Claims 

Claims 
Claims 

Claims 
Claims 



1-7, 10-13 



8, 9 



1-13 



YES 
NO 
YES 
NO 

YES 
NO 



Citations and explanations 

1 . Prior art documents 

This report makes reference to the following 
documents : 

Dl: WO-A-96/26206 ' (BASF AG) 

D2: WO-A-98/31681 (BASF AG) & WO-A-98/31682 
(BASF AG) 

D3: WO-A-99/23094 (NIPPON SODA CO. LTD.). 

D1-D3 disclose benzoyl pyrazoles effective as 
herbicides. Regarding D3, see also Box VI. 

2. Noveltv (PCT Article 33(2)) 



The subject matter of. the. present Claim 1 and its 
dependent Claims 2-4 is novel over the compounds in 
the disclosures of Dl and D2 , since none of those 
compounds possesses an alkyl group branched at its 
a-C atom (directly linked to N-1) in position 1 on 
the pyrazole ring. 

Accordingly, the methods as per Claims 5-7, which 
produce these novel compounds, and the other 
independent Claims 10-13, which also refer to said 



Form PCT/IPEA/409 (Box V) (January 1994) 



INTERNATIONAL PRELIMINARY EXAMINATION REPORT 



imemauona! application No. 
PCT/EP 99/09413 



3. 



compounds, are also novel (PCT Article 33(2)). 

The subject matter of Claim 8 is anticipated by 
Claim 18 of D2 and is therefore not novel. 

It is noted that the present Claim 8 cannot be 
regarded as a novel selection, since the compounds 
in this claim and the analogous compounds in D2 
serve the same purpose: the preparation of end 
products having the same basic structure by linking 
these compounds to the pyrazole derivative via the 
carbonyl function. Consequently, the present 
selection does not serve a special purpose and does 
not substantiate the novelty of said claims. 

The most essential difference between the subject 
matter of the present Claim 9 and Dl and D2 is the 
nature of the substituent. Claim 9 is therefore 
novel. 

Inventive step (PCT Article 33(3)) 

The- present application addresses the technical 
problem of providing alternative • herbicides to the 
compounds disclosed in the relevant documents Dl and 
D2. 



The technical solution to this problem consists in 
the modification of the structures specifically 
disclosed in Dl by replacing the alkyl substituents 
on the N-1 atom of the pyrazole ring by substituents 
which are branched at the a-C atom (directly linked 
to N-1) (e.g. sec-C^Hg) , as established by the 
definition of radicals R^, and R^° in the present 
Claim 1. 



Form PCT/IPEA/409 (Box V) (Januan' 1994) 



INTERNATIONAL PRELIMINARY EXAMINATION REPORT 



Imemational application No. 
PCT/EP 99/09413 



This modification can be considered to involve an 
inventive step, since the applicant could 
convincingly demonstrate an advantageous effect by 
means of the comparative data siibmitted with the 
letter of 28 February 2001: The compounds 2.2 and 
2.23 of the present application thus show an 
enhanced herbicidal effect in comparison with the 
compounds 2.69 and A of D2 (with a linear alkyl 
substituent at the N-1 atom) . 

It is added that D2 mentions compounds that even 
possess a branch in the p-position to N-1 
(substituents R^' and R" ) . However, these should not 
be considered the st rue:: jral ly closest prior art 
compounds, since these examples specifically 
disclosed in D2 contain chlorine and not methyl or 
another alkyl group as R' substituent (see 
definition of in the present Claim 1) . 

Claim 1 of the present application, and Claims 2-7 
and 10-13, which refer to Claim 1, therefore meet 
the requirement of PCT Article 33(3) because they 
involve an inventive step. 

The intermediates of Formulae (III) and (V) as per 
Claims 8 and 9 are not inventive per se, since they 
do not contribute the distinguishing feature, i.e. 
the a-branched alkyl group at N-1, to the structure 
of the end products according to the invention. 

4 . Industrial applicability (PCT Article 33(4)) 

Claims 1-^13 of the present application are 
industrially applicable (PCT Article 33(4)). 
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International application No. 


INTERNATIONAL PRELIMINARY EXAMINATION REPORT 


PCT/EP99/09413 


VI. Certain documents cited 


1 . Certain published documents (Rule 70. 10) 




Application No. Publication date Filing date 
Patent No. (day/month/year) (day/month/year) 


Priority dale (valid claim) 
(day/month/year) 





2. Non- written disclosures (Rule 70.9) 

Date of written disclosure 

Kind of non-written disclosure Date of non-written disclosure referring to non-written disclosure 

(day/month/year) (day/month/year) 



See annex 



Form PCT/IPEA/409 (Box VI) (July 1998) 



INTERNATIONAL PRELIMINARY EXAMINATION REPORT 



Inicmational application No. 
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Supplemental Box 

(To be used when the space in any of the preceding boxes is noi sufilcieni ) 



Continuation of: BOX VI 



D3: WO-A-99/23094 



D3 is not prior art within the meaning of PCT Rule 
64 . 1 (b) . 



Form PCT/IPEA/409 (Supplemental Box) (January 1994) 



INTERNATIONAL PRELIMINARY EXAMINATION REPORT 

^ * 



nieffiaiional application ^o. 
PCT/EP 99/09413 



VIII. Certain observations on the international application 



The following observations on the clarity of the claims, description, and draw ings or on the question whether the claims are fully 
supported by the description, are made: 

Claim 11 ("method for producing agents...") should 
presumably refer to Claim 10 ("agents../') and not to 
Claim 8, 
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VERTRAG UBER DIE INTERNATIONALE ZUSAMMENARBEIT AUF DEM 

GEBIET DES PATENTWESENS 

PCT 



INTERNATIONALER VORLAUFIGER PRUFUNGSBERICHT 

(Artikel 36 und Regel 70 PCT) 



Aktenzeichen des Anmelders oder Anwalts 
0050/050555 


siehe Mltteilung uber die Ubersendung des internationalen 
WEITERES VORGEHEN vorlaufigen PrOfungsberichts (Formblatt PCT/IPEA/416) 


Internationales Aktenzeichen 
PCT/EP99/09413 


Internationales Anmel^edaiumfTag/Monat/Jahr) 
02/12/1999 


Prioritatsdatum (Tag/Monat/Tag) 
04/12/1998 


Internationale Patentklassifikation (IPK) Oder nationale Klassifikation und IPK 
C07D4 13/00 


Anmelder 

BASF AKTIENGESELLSCHAFT et al 



1 . Dieser internationale vorlauflge Prufungsbericht wurde von der nnit der internationalen vorlaufigen Prufung beauftragten 
Behorde erstellt und wird dam Annnelder gemaB Artikel 36 ubermittelt. 



2. Dieser BERICHT umfaBt insgesamt 8 Blatter einschlieBIich dieses Deckblatts. 

□ AuBerdem liegen dem Bericht ANLAGEN bei; dabei handelt es sich urn Blatter mit Beschreibungen, Anspruchen 
und/oder Zeichnungen, die geandert wurden und diesem Bericht zugrunde liegen, und/oder Blatter mit vor dieser 
Behorde vorgenommenen Berichtigungen (siehe Regel 70.16 und Abschnitt 607 der Verwaltungsrichtlinien zum PCT). 

Diese AnIagen umfassen insgesamt Blatter. 



3. Dieser Bericht enthalt Angaben zu folgenden Punkten: 
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Grundlage des Berichts 


It 


□ 


Prioritat 


III 


□ 


Keine Erstellung eines Gutachtens uber Neuheit, erfinderische Tatigkeit und gewerbliche Anwendbarkeit 


IV 




Mangelnde Einheitlichkeit der Ertindung 


V 




Begrundete Feststellung nach Artikel 35(2) hinsichtlich der Neuheit, der erfinderischen Tatigkeit und der 
gewerblichen Anwendbarkeit; Unterlagen und Erklarungen zur Stutzung dieser FeststelU4rig___ 


VI 




Bestimmte angefuhrte Unterlagen 


VII 


□ 


Bestimmte Mangel der internationalen Anmeldung 


VIII 


IS 


Bestimmte Bemerkungen zur internationalen Anmeldung 



Datum der Einreichung des Antrags 
28/06/2000 


Datum der Fertigstellung dieses Berichts 
27,03.2001 


Name und Postanschrift der mit der internationalen vorlaufigen 
Prufung beauftragten Befiorde: 

^ Europaisches Patentamt 
JjXi D-80298 Munchen 

Tel. +49 89 2399 - 0 Tx: 523656 epmu d 
Fax: +49 89 2399 - 4465 


Bevollmachtigter Bediensteter ^^^255^;^;^ 
stroeter, T \^ J) 

Tel. Nr. +49 89 2399 8088 X^S^:?^ 



Formblatt PCT/IPEA/409 (Deckblatt) (Januar 1994) 



INTERNATIONALER VORLAUFIGER 

PRUFUNGSBERICHT Internationales Aktenzeichen PCT/EP99/0941 3 



I. Grundlage des Berichts 

1 . Dieser Bericht wurde erstellt auf der Grundlage {Ersatzblatten die dem Anmeldeamt auf eine Aufforderung nach 
Artikel 14 bin vorgelegt warden, gelten im Rahmen dieses Benefits als "ursprunglicfi eingereicht" undsind ifim 
nicht beigefugt, weil sie keine Andemngen enthalten.): 
Beschreibung, Seiten: 

1-47 ursprungliche Fassung 

Patentanspruche, Nr.: 

1-13 ursprungliche Fassung 



2. Hinsichtlich der Sprache: Alle vorstehend genannten Bestandteile standen der Behorde in der Sprache, in der 
die internationale Anmeldung eingereicht worden ist, zur Verfugung oder wurden in dieser eingereicht, sofern 
unter diesem Punkt nichts anderes angegeben ist. 

Die Bestandteile standen der Behorde in der Sprache: zur Verfugung bzw. wurden in dieser Sprache 
eingereicht; dabei handelt es sich urn 

□ die Sprache der Ubersetzung, die fur die Zwecke der internationalen Recherche eingereicht worden ist (nach 
Regel 23.1(b)). 

□ die Veroffentlichungssprache der internationalen Anmeldung (nach Regel 48.3(b)). 

□ die Sprache der Ubersetzung, die fur die Zwecke der internationalen vorlaufigen Prufung eingereicht worden 
ist (nach Regel 55.2 und/oder 55.3). 

3. Hinsichtlich der in der internationalen Anmeldung offenbarten Nucleotid- und/oder Anninosauresequenz ist die 
internationale vorlaufige Prufung auf der Grundlage des Sequenzprotokolls durchgefuhrt worden, das: 

□ in der internationalen Anmeldung in schriftlicher Form enthalten ist. 

□ zusammen mit der internationalen Anmeldung in computerlesbarer Form eingereicht worden ist. 

□ bei der Behorde nachtraglich in schriftlicher Fomn eingereicht worden ist. 

□ bei der Behorde nachtraglich in computerlesbarer Form eingereicht worden ist. 

□ Die Erklarung, da(3 das nachtraglich eingereichte schriftliche Sequenzprotokoll nicht uber den 
Offenbarungsgehalt der intemationalen Anmeldung im Anmeldezeitpunkt hinausgeht, wurde vorgelegt. 

□ Die Erklarung, daB die in computerlesbarer Form erfassten Informationen dem schriftlichen 
Sequenzprotokoll entsprechen, wurde vorgelegt. 

4. Aufgrund der Anderungen sind folgende Unterlagen fortgefallen: 

□ Beschreibung, Seiten: 

□ Anspruche, Nr.: 

□ Zeichnungen, Blatt: 



Fomnblatt PCT/IPEA/409 (Felder l-VIII, Blatt 1) (Juli 1998) 



INTERNATIONALER VORLAUFIGER 
PRUFUNGSBERICHT 



Internationales Aktenzeichen PCT/EP99/0941 3 



5. □ Dieser Bericht ist ohne Berucksichtigung (von einigen) der Anderungen erstellt worden, da diese aus den 

angegebenen Grunden nach Auffassung der Behorde uber den Offenbarungsgehalt in der ursprunglich 
eingereichten Fassung hinausgehen (Regel 70.2(c)). 

(Auf Ersatzblatter, die solche Anderungen enthalten, ist unter Punkt 1 hinzuweisen;sie sind diesem Bericht 
beizufugen). 

6. Etwaige zusatzliche Bemerkungen: 

IV. Mangelnde Einheitlichkeit der Erfindung 

1 . Auf die Aufforderung zur Einschrankung der Anspruche Oder zur Zahlung zusatzlicher Gebuhren hat der 
Anmelder: 

□ die Anspruche eingeschrankt. 

□ zusatzliche Gebuhren entrichtet. 

□ zusatzliche Gebuhren unter Widerspruch entrichtet. 

□ weder die Anspruche eingeschrankt noch zusatzliche Gebuhren entrichtet. 

2. H Die Behorde hat festgestellt, daB das Erfordernis der Einheitlichkeit der Erfindung nicht erfullt ist, und hat 

gemaB Regel 68.1 beschlossen, den Anmelder nicht zur Einschrankung der Anspruche Oder zur Zahlung 
zusatzlicher Gebuhren aufzufordern. 

3. Die Behorde ist der Auffassung, daB das Erfordernis der Einheitlichkeit der Erfindung nach den Regein 13.1, 13.2 
und 13.3 

□ erfullt ist 

H aus folgenden Grunden nicht erfullt ist: 
siehe Beiblatt 

4. Daher wurde zur Erstellung dieses Berichts eine internationale vorlaufige Prufung fur folgende Teile der 
internationalen Anmeldung durchgefuhrt: 

H alle Teile. 

□ die Teile, die sich auf die Anspruche Nr. beziehen. 

V. Begrundete Feststellung nach Artikel 35(2) hinsichtlich der Neuheit, der erf inderischen Tatigkeit und der 
gewerblichen Anwendbarkeit; Unterlagen und Erklarungen zur Stutzung dieser Feststellung 

1. Feststellung 

Neuheit (N) Ja: Anspruche 

Nein: Anspruche 8 
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Erfinderische Tatigkeit (ET) Ja: Anspruche 1-7,10-13 

Nein: Anspruche 8,9 

Gewerbliche Anwendbarkeit (GA) Ja: Anspruche 1-13 

Nein: Anspruche 



2. Unterlagen und Erklarungen 
siehe Beiblatt 

VI. Bestimmte angefuhrte Unterlagen 

1. Bestimmte veroffentiichte Unterlagen (Regel 70.10) 
und / Oder 

2. Nicht-schriftliche Offenbarungen (Regel 70.9) 
siehe Beiblatt 

VIII. Bestimmte Bemerkungen zur internationalen Anmeldung 

2ur Klarheit der Patentanspruche, der Beschreibung und der Zeichnungen Oder zu der Frage, ob die Anspruche 
in vollem Umfang durch die Beschreibung gestutzt werden, ist folgendes zu bemerken: 
siehe Beiblatt 
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Zu Punkt IV 

Mangelnde Einheitlichkeit der Erfindung 

Die Anspriiche 8 und 9 sollten aus der vorliegenden Anmeldung entfernt werden, da 
zwischen den Verbindungen aus diesen Anspruchen und dem verbleibenden 
Gegenstand der Anmeldung kein verbindendes erfinderisches Konzept erkennbar ist. 
(Regel 13.1 PCT), wie inn folgenden ausgefuhrt wird: 

Die Anspruche 1 bis 7 und 10 bis 14 werden durch die Verbindungen der Formel I 
vereinheitlicht, welche ihrerseits als gemeinsames und vom Stand der Technik 
unterscheidendes Merkmal die Verzweigung der alkylischen Gruppierung am N-1 
enthalten. Dieses charakteristische Merkmal fehit den in den Anspruchen 8 und 9 
beanspruchten Verbindungen. 

Des weiteren wird darauf hingewiesen, daB die Verbindungen der Formein (III) 
und (V) aus den Anspruchen 8 und 9 nicht nur auf die Herstellung der 
Verbindungen der Formel (I) ausgerichtet sind, sondern auch zur Darstellung von 
Verbindungen des Standes der Technik z.B. mit einer anderen alkylischen Gruppierung 
am N-1 wie in D2 verwendet werden konnen, da das charakteristische Merkmal, wie 
bereits gesagt, in den Formein (III) und (V) fehlt. Der Einwand bzgl. mangelnder 
Einheitlichkeit der vorliegenden Anmeldung wird daher aufrechterhalten. 

Zu Punkt V 

Begrundete Feststellung nach Regel 66.2(a)(ii) hinsichtlich der Neuheit, der 
erfinderischen Tatigkeit und der gewerblichen Anwendbarkeit; Unterlagen und 
Erklarungen zur Stutzung dieser Feststellung 

1 Dokumente zum Stand der Technik 

Es wird auf die folgenden Dokumente verwiesen: 

D1: WO 96 26206 A (BASF AG) 

D2: WO 98 31 681 A (BASF AG) & WO 98 31 682 A (BASF AG) 
D3: WO 99 23094 A (NIPPON SODA CO. LTD.) 
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D1 bis D3 offenbaren Benzoylpyrazole, welche als Herbizide wirksam sind. 
Bezuglich D3 siehe auch Punkt VI. 

2 Neuheit (Artikel 33(2) PCT) 

Der Gegenstand des vorliegenden Anspruchs 1 und seiner abhangigen 
Anspruche 2 bis 4 ist neu gegenuber den Verbindungen aus den Offenbarungen 
D1 und D2, da in keiner dieser Verbindungen am Pyrazolring in 1 -Position eine 
Alkylgruppe zu finden ist, die an ihrem a-C-Atom (direkt an N-1 gebunden) 
verzweigt ist. 

DemgennaB sind auch die Verfahren der Anspruche 5 bis 7, welche diese neuen 
Verbindungen bereitstellen, sowie die weiteren unabhangigen Anspruche 10 bis 
13, welche sich ebenso auf besagte Verbindungen beziehen neu inn Sinne von 
Artikel 33(2) PCT. 

Die Gegenstand des Anspruchs 8 wird durch Anspruch 18 aus D2 vorweg- 
genommen und ist daher nicht neu. 

Es wird darauf hingewiesen, daB der vorliegende Anspruch 8 nicht als 
neuheitliche Auswahl aufgefaBt warden kann, da sowohl die Verbindungen 
dieses Anspruchs wie auch die analogen Verbindungen aus D2 demselben Zweck 
dienen: Der Darstellung von Endprodukten mit gleicher Grundstruktur durch 
Verknupfung dieser Verbindungen mit denn Pyrazolderivat uber die 
Carbonylfunktion. Die vorliegende Auswahl dient daher keinem besonderen 
Zweck und bedingt keine Neuheit fur die genannten Anspruche. 

Der wesentlichste Unterschied zwischen denn Gegenstand des vorliegenden 
Anspruchs 9 gegenuber D1 und D2 ist die Natur des Substituenten L^. Anspruch 
9 ist daher neu. 
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3 Erfinderische Tatiakeit (Artikel 33(3) PCT) 

Das von der vorliegenden Anmeldung zu losende technische Problem ist die 
Bereitstellung alternativer Herbizide im Vergleich zu den in den relevanten 
Dokumenten D1 und D2 offenbarten Verbindungen. 

Die technische Losung des Problems ist die Modifizierung der in D2 spezifisch 
offenbarten Strukturen durch Ersatz der Alkylsubstituenten am N-1-Atom des 
Pyrazolrings durch solche, die am a-C-Atom (direkt an N-1 gebunden) verzweigt 
sind (z. B. sec-C4H9), wie durch die Definition der Reste R®, R^ und R^° im 
vorliegenden Anspruch 1 festgelegt wurde. 

Die genannte Abanderung ist nun als erfinderischer Schritt zu bezeichnen, 
da der Anmelder durch Einreichen von Vergleichsdaten mit dem Brief vom 
28.02.2001 einen vorteilhaften Effekt glaubhaft machen konnte: So zeigen die 
Verbindungen 2.2 bzw. 2.23 der vorliegenden Anmeldung im Vergleich mit den 
Verbindungen 2.69 und A aus D2 (mit einem linearen Alkylsubstituenten am N-1- 
Atom) eine verbesserte herbizide Wirkung. 

Es wird angefugt, da3 in D2 Verbindungen enA/ahnt sind, die sogar eine 
Verzweigung in 3-Stellung zu N-1 besitzen (Substituenten R® bzw. R^®). Diese 
sind jedoch nicht als die strukturell naheliegendsten Verbindungen aus dem Stand 
der Technik zu bezeichnen, da diese konkret in D2 offenbarten Beispiele als 
Substituent R^ Chlor und nicht Methyl- oder eine andere Alkylgruppe enthalten 
(vgl. Definition von R^ im vorliegenden Anspruch 1). 

Der in der vorliegenden Anmeldung dargelegte Anspruch 1 und die 
Anspruche 2 bis 7 und 10 bis 13, welche sich auf Anspruch 1 beziehen, 
erfuilen demnach die Erfordernisse des Artikeis 33(3) PCT, weil sie auf einer 
erfinderischen Tatigkeit beruhen. 

Die Intermediate der Formein (III) und (V) aus den Anspruchen 8 und 9 sind 
per se nicht erfinderisch, da sie nicht das charakteristische Merkmal, d.h. 
die a-verzweigte alkylische Gruppierung am N-1, zur Struktur der erfinder- 
ischen Endprodukte beitragen. 
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4 Gewerbliche Anwendbarkeit ^Artikel 33^4^ PCT) 

Die in der vorliegenden Anmeldung dargelegten Patentanspriiche 1 bis 13 
sind gewerblich anwendbar gemaB Artikel 33(4) PCT. 

Zu Punkt VI 

Bestimmte angefuhrte Unterlagen 

Das Dokument D3 ist kein Stand der Technik im Sinne von Regel 64.1(b) PCT: 
D3: WO 99 23094 A 



Zu Punkt Vm 

Bestimmte Bemerkungen zur internationalen Anmeldung 

Anspruch 11 ("Verfahren zur Herstellung von Mitteln...") soil sich vermutlich auf 
Anspruch 10 ("Mittel, ...") und nicht auf Anspruch 8 beziehen. 
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(57) Abstract 

The invention relates to 3-(heterocyclyl)-subsdcuted benzoylpyrazols of formula (I), wherein the variables have the following 
meanings: X is O, NH or N-alkyl; R' is alkyl; R2, R3, r4 r5 arc hydrogen, alkyl or alkyl halide; R^ is halogen, nitro, alicyl halide, alkoxy, 
halogenalkoxy. alkylihio. halogcnalkylthio, alkylsulfonyl or halogenalkylsulfonyl; R' is hydroxy, alkoxy, alkenyloxy, alkylsulfonyloxy. 
alkylcarbonyloxy. alkylthiocarbonyloxy, phcnylsulfonyloxy or phcnylcarbonyloxy, and the phenyl radical can be substituted; R^, R^ arc 
alkyl; R*o is hydrogen or alkyl; and R'Ms hydrogen or alkyl; and to their agriculturally useable salts. The invention also relates to 
intermediate products and methods for producing the inventive compounds and to the use of these compounds or products containing them 
for combating undesirable plants. 

(57) Zusammenfassung 

Die Erfindung betrifft 3-(HctcrocycIyl)-subsliiuiertc Bcnzoylpyrazplc der Formcl (I), in der die Variablcn folgcnde Bedeutung haben: 
X O. NH Oder N-Alkyl; Ri Alkyl; R^. r3, r4^ r5 Wasserstoff, Alkyl oder Halogenalkyl; R^ Halogen, Nitro, HalogenalkyI, Alkoxy, 
Halogenalkoxy, Alkylthio, Halogcnalkylthio, Alkylsulfonyl oder Halogenalkylsulfonyl; R'^ Hydroxy, Alkoxy, Alkenyloxy, Alkylsulfonyloxy. 
Alkylcarbonyloxy, Alkylthiocarbonyloxy. Phcnylsulfonyloxy oder Phcnylcarbonyloxy^ wobci der Phenylrest substituicrt sein kann; R^. R' 
Alkyl; R**> Wasserstoff oder Alkyl; R'» Wasserstoff oder Alkyl; sowie dcren landwirtschaftlich brauchbaren Salzc. Zwischenproduktc und 
Vcrfahren zu ihrcr Hcrstellung; sowie die Venvcndung dicser Vcrbindungen oder diesc enthaltcndc Mitiel zur Bckampfung unerwUnschtcr 
Pflanzen. 
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3- (Heterocyclyl) -sxibstituierte Benzoylpyrazole 
Beschreibung 

5 

Die vorliegende Erfxndung betrifft 3 - (Heterocyclyl )- substituierte 
Benzoylpyrazole der Formel I 



10 




15 

in der die Variablen folgende Bedeutung haben: 

X O, NH Oder N (Ci -Cs - Alkyl) ; 

20 Rl Ci-C6-Alkyl; 

r2,r3,r4,r5 wasserstof f , Ci-C4-Alkyl oder Ci -C4 -Halogenalkyl ; 

R^ Halogen, Nitro, C1-C4 -Halogenalkyl , Ci -C4 - Alkoxy , 

25 C1-C4 -Halogenalkoxy, Ci -C4 - Alkylthio, Ci -C4 -Halogenal - 

kylthio, Ci -C4 -Alkylsulf onyl Oder Ci -C4 -Halogenalkyl - 
sulfonyl; 

R"^ Hydroxy, Ci -Ce -Alkoxy, C3 -Ce -Alkenyloxy, Cx-Ce -Alkylsul- 

30 fonyloxy, Ci-Cg -Alkylcarbonyloxy, C1-C4- (Alkyl thio) car- 

bonyloxy, Phenylsulf onyloxy oder Phenylcarbonyloxy, wo- 
bei der Phenylrest der beiden letztgenannten Substi- 
tuenten partiell oder vollstandig halogeniert sein kann 
und/oder eine bis drei der folgenden Gruppen tragen 
35 kann: 

Nitro, Cyano, Ci-C4-Alkyl, C1-C4 -Halogenalkyl , 
C1-C4 -Alkoxy Oder Ci-C4-Halogenalkoxy; 

Ra,R9 Ci-C4-Alkyl; 

40 

R^° Wasserstoff oder Ci-C4-Alkyl; 

wobei die Anzahl der Kohlenstof f atome der Reste R^, R^ 
und R^° zusammen maximal 7 betragt. 



45 Rii 



Wasserstoff oder Ci-C4-Alkyl; 
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sowie deren landwirtschaf tlich brauchbaren Salze. 



PCT/EP99/09413 



AuSerdem betriff t die Erfindung Zwischenprodukte und Verfahren 
2ur Herstellung von Verbindungen der Formel I, Mittel welche 
5 diese enthalten sowie die Verwendung dieser Derivate Oder diese 
enthaltende Mittel zur Schadpf lanzenbelcampf ung , 

Aus der Literatur, beispielsweise aus WO 96/26206 und wo 98/31681 
sind Pyrazol-4-yl-ben2oylderivate bekannt. 

10 

Die herbiziden Eigenschaf ten der bisher bekannten Verbindungen 
sowie die Vertraglichkei ten gegeniiber Kulturpf lanzen konnen je- 
doch nur bedingt befriedigen. Es lag daher dieser Erfindung 
die Aufgabe zugrunde, neue, insbesondere herbizid wirksame, Ver- 
15 bindungen mit verbesserten Eigenschaf ten zu finden. 

DemgemaB wurden die 3 - (Heterocyclyl ) - sxibsti tuierten Benzoylpyra- 
zole der Formel I sowie deren herbizide Wirkung gefunden. 

20 Femer wurden herbizide Mittel gefunden, die die Verbindungen I 
enthalten und eine sehr gute herbizide Wirkung besitzen. AuBerdem 
wurden Verfahren zur Herstellung dieser Mittel und Verfahren zur 
Bekampfung von unerwunschtem Pf lanzenwuchs mit den Verbindungen I 
gefunden. 

25 

Die Verbindungen der Formel I konnen je nach Subs ti tut ionsmuster 
ein Oder mehrere Chiralitatszentren enthalten \ind liegen dann als 
Enantiomeren oder Diastereomerengemische vor. Gegenstand der Er- 
findung sind sowohl die reinen Enantiomeren oder Diastereomeren 
30 als auch deren Gemische. 

Die Verbindungen der Formel I konnen auch in Form ihrer landwirt- 
schaf tlich brauchbaren Salze vor liegen, wobei es auf die Art des 
Salzes in der Regel nicht ankommt. Im allgemeinen kommen die 
35 Salze derjenigen Kationen oder die Saureadditionssalze derjenigen 
Sauren in Betracht, deren Kationen, beziehungsweise Anionen, die 
herbizide Wirkung der Verbindungen I nicht negativ beeintrachti - 
gen. 

40 Es kommen als Kationen, insbesondere lonen der Alkalimetalle, 
vorzugsweise Lithium, Natrium und Kalixim, der Erdalkalimetalle, 
vorzugsweise Calcium und Magnesium, und der Ubergangsmetalle, 
vorzugsweise Mangan, Kupfer, Zink und Eisen, sowie Ammonium, wo- 
bei hier gewunschterif alls ein bis vier Wasserstof f atome durch 

45 Ci-C4-Alkyl, Hydroxy - Ci -C4 -alky 1 , Ci-C4-Alkoxy-Ci-C4-alkyl, Hydro- 
xy-Ci-C4 -alkdxy-Ci-C4 -alkyl. Phenyl oder Benzyl ersetzt sein kon- 
nen, vorzugsweise Ammonium, Dimethylammonium, Diisopropylammo- 
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nium, Tetramethylammonium, Tetrabutylammonium, 2- (2-Hydroxy- 
eth- 1 -oxy) eth- 1 -ylammonium, Di (2 - hydroxy eth- 1 -yl) anunonium, Trime - 
thylbenzyl ammonium, des weiteren Phosphoniumionen, Sulfoniumio- 
nen, vorzugsweise Tri (Ci -C4 - alkyl) sulf onium und Sulf oxoniumionen., 
5 vorzugsweise Tri (C1-C4- alkyl) sulf oxonium, in Betracht. 

Anionen von brauchbaren Saureadditionsalzen sind in erster Linie 
Chlorid, Bromid, Fluorid, Hydrogensulf at , Sulfat, Dihydrogen- 
phosphat, Hydrogenphosphat, Nitrat, Hydrogencarbonat , Carbonat, 
10 Hexaf luorosilikat, Hexaf luorophosphat , Benzoat sowie die Anionen 
von Ci -C4 - Alkansauren, vorzugsweise Formiat, Acetat, Propionat und 
Butyrat. 

Die fur die Subs ti tuenten Ri-Rii Oder als Reste an Phenylringen 
15 genannten organischen Molekulteile stellen Sammelbegrif f e fur in- 
dividuelle Aufzahlungen der einzelnen Gruppenmi tglieder dar. 
Samtliche Kohlenwasserstof f ketten, also alle Alkyl-, Alkylcarbo- 
nyl-, Halogenalkyl- , Alkoxy-, Halogenalkoxy- , Alkylcarbonyloxy - , 
(Alkyl thio ) carbonyloxy- , Alkyl sulf onyloxy- , Alkylthio- , Halogen- 
20 alkylthio-, Alkylsulf onyl - , Halogenalkylsulf onyl - , Alkenyl- und 
Alkenyloxy- Telle konnen geradkettig Oder verzweigt sein. Sofern 
nicht adders angegeben tragen halogenierte Substituenten vorzugs- 
weise ein bis funf gleiche Oder verschiedene Halogenatome , Die 
Bedeutiang Halogen steht jeweils fur Fluor, Chlor, Brom Oder lod. 

25 

Femer bedeuten beispielsweise : 

C1-C4 -Alkyl, sowie die Alkylteile von Ci -C4 -Alkyl carbonyl und 
C1-C4 -Alkyl carbonyloxy: z,B. Methyl, Ethyl, Propyl, 1-Methyle- 
30 thyl. Butyl, 1-Methylpropyl, 2 -Methylpropyl und 1, 1 -Dimethyl - 

ethyl; 



C1-C6 -Alkyl, sowie die Alkylteile von Ci -Cs -Alkyl carbonyl und 
Ci-Cfi -Alkylcarbonyloxy: C1-C4 -Alkyl, wie voranstehend genannt, 

35 sowie z.B. Pentyl, 1 -Methylbutyl, 2 -Methylbutyl , 3-Methylbu- 

tyl, 2, 2 -Dimethylpropyl, 1-Ethylpropyl, Hexyl, 1 , 1 -Dimethyl - 
propyl , 1,2 -Dimethylpropyl , 1 -Methylpentyl , 2 -Methylpentyl , 
3-Methylpentyl, 4 -Methylpentyl , 1, 1 -Dimethylbutyl , 1, 2 -Dime - 
thylbutyl , 1,3 - Dimethylbutyl , 2,2 - Dimethylbutyl , 2,3- Dime - 

40 thylbutyl, 3 , 3 -Dimethylbutyl, 1 -Ethylbutyl , 2 -E thylbutyl, 

1, 1, 2 -Trimethylpropyl, 1 -Ethyl -1 -methylpropyl und 
1 -Ethyl - 3 -methylpropyl ; 



C1-C4 -Halogenalkyl : einen Ci -C4 -Alkylre^t wie vorstehend ge- 
nannt, der partiell oder vollst^ndig durch Fluor, Chlor, Brom 
xind/oder- lod s\ibstituiert ist, also z.B. Chlormethyl, 
Dichlormethyl , Trichlorme thyl , Fluormethyl , Dif liiorme thyl , 
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Trif luormethyl, Chlorf luormethyl , Dichlorf iuormethyl, Chlor- 
dif luormethyl, Brommethyl/ lodmethyl, 1 -Fluorethyl, 1-Chlore- 
thyl, 1-Bromethyl, 1-Iodethyl, 2-Fluorethyl, 2-Chlorethyl , 
2-Bromethyl, 2-lodethyl, 2 , 2-Dif luorethyl , 2, 2, 2-Trif luor- 
ethyl, 2-Chlor-2-f luorethyl, 2-Chlor-2 , 2-dif luorethyi; 
2, 2-Dichlor-2-f iuorethyl , 2,2 , 2-Trichlorethyl , Pentaf luor- 
e thyl , 2 -Fluorpropy 1 , 3 -Fluorpropyl , 2,2 -Dif luorpropyl , 
2, 3-Dif luorpropyl, 2-Chlorpropyl , 3-Chlorpropyl , 2,3-Dichlor- 
propyl , 2 -Brompropyl , 3 -Brompropyl , 3,3,3 -Tr if luorpropyl , 
3,3, 3-Trichlorpropyl, 2,2, 3 , 3 , 3-Pentaf luorpropyl , Heptaf luor- 
propyl, 1- (Fluorme thyl) -2-fluore thyl, l-(Chlorme- 
thyl) -2-chlorethyl, 1- (Brommethyl) -2-bromethyl , 4-Fluorbutyl , 
4-Chlorbutyl, 4-Brombutyl xind Nonaf luorbutyl ; 

C1-C4 -Alkoxy : z.B. Methoxy, Ethoxy, Propoxy, 1 -Methylethoxy , 
Butoxy, 1- Me thyl propoxy, 2 -Methylpropoxy und 1 , 1 -Dimethyl - 
ethoxy; 

Ci-Ce -Alkoxy: C1-C4 -Alkoxy wie voranstehend genannt, sowie 
z.B. Pentoxy, 1 -Methylbutoxy , 2 -Methylbutoxy, 3 -Methlbutoxy , 
1, 1- Dime thy Ipropoxy, 1, 2 -Dimethylpropoxy, 2 , 2-Dimethylprop- 
oxy, 1-Ethylpropoxy, Hexoxy, 1-Methylpentoxy , 2-Methylpent- 
oxy, 3-Methylpentoxy, 4-Methylpentoxy, 1, 1-Dimethylbut- 
oxy, 1, 2-Dimethylbutoxy, 1 , 3-Dimethylbutoxy , 2 , 2-Dimethylbut - 
oxy, 2 , 3-Dimethylbutoxy, 3, 3-Dimethylbutoxy, 1-Ethylbutoxy , 
2-Ethylbutoxy, 1, 1 , 2-Trimethylpropoxy , 1,2, 2-Trixnethy Iprop- 
oxy, 1-Ethyl-l-methylpropoxy und l-Ethyl-2-methylpropoxy; 

C1-C4 -Halogenalkoxy: einen Ci -C4 - Alkoxyrest wie voranstehend 
genannt, der partiell Oder vollstandig durch Fluor, Chlor, 
Brom und/oder lod s\ibstituiert ist, also z.B. Fluormethoxy, 
Dif luormethoxy , Trif luormethoxy , Chlordi fluormethoxy, Bromdi - 
fluormethoxy, 2 -Fluorethoxy, 2 -Chlorethoxy, 2 -Brommethoxy , 
2-Iodethoxy, 2 , 2 -Dif luorethoxy, 2, 2 , 2 -Trif luorethoxy, 
2 - Chlor - 2 - fluorethoxy, 2 - Chlor -2,2- dif luorethoxy, 2 , 2 - Di - 
chlor - 2 - fluorethoxy, 2,2,2 -Trichlor ethoxy, Pentaf luorethoxy , 
2 -Fluorpropoxy, 3 -Fluorpropoxy, 2 -Chlorpropoxy, 3 -Chlorprop - 
oxy, 2 -Brompropoxy, 3 -Brompropoxy , 2 , 2 -Dif luorpropoxy, 
2 , 3 -Dif luorpropoxy , 2 , 3 -Dichlorpropoxy, 3,3, 3 -Trif luorprop- 
oxy, 3,3,3 -Trichlorpropoxy , 2,2,3,3, 3 - Pentaf luorpropoxy , 
Heptaf luorpropoxy, 1- (Fluorme thyl) -2 -fluorethoxy , 1- (Chlorme- 
thyl) -2 -chlorethoxy, 1- (Brommethyl) -2-bromethoxy, 4-Fluorbut- 
oxy, 4 -Chlorbutoxy, 4-Brombutoxy und Nonaf luorbutoxy; 
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Ci-C4 -Alkylthio, sowie die Alkyl thioteile von Ci -C4 - (Alkyl - 
thio) carbonyloxy : z.B. Methyl thio, Ethylthio, Propyl thio, 

1- Methylethylthio, Butyl thio, 1 -Methylpropylthio, 2 -Methyl - 
propyl thio iind 1 , 1 -Dimethylethylthio; 
Cx-C4 -Halogenalkylthio: einen C1-C4 -Alkylthiorest wie voran- 
stehend genannt, der partiell oder vollstandig durch Fluor, 
Chlor, Brom und/oder lod substituiert ist, also z.B. Fluorme- 
thyl thio , Dif luorme thyl thio , Tr if luorme thy 1 thio , Chlordi - 

f luormethylthio, Bromdif luormethylthio, 2 -Fluorethylthio, 

2 - Chlorethylthio, 2 -Bromethylthio, 2 - lode thyl thio, -2,2-01- 
f luorethylthio, 2,2,2 -Trif luorethyl thio , 2,2,2 -Trichlor- 

e thyl thio, 2- Chlor-2 -f luorethylthio, 2 -Chlor-2 , 2 -dif luor- 
ethylthio, 2 , 2 -Dichlor-2 -f luorethylthio, Pentaf luorethylthio, 
2 -Fluorpropylthio, 3 -Fluorpropylthio, 2 -Chlorpropyl thio, 
3 -Chlorpropylthio, 2 -Brorapropylthio, 3 -Brompropyl thio, 

2 . 2 - Dif luorpropylthio, 2 , 3 -Dif luorpropyl thio, 2 , 3 -Dichlor- 
propylthio, 3,3,3 -Trif luorpropylthio, 3,3,3 -Trichlorpropyl - 
thio, 2,2,3,3,3 -Pentaf luorpropylthio, Heptaf luorpropylthio, 
1- (Fluormethyl) - 2 -f luorethylthio, 1- (Chlormethyl) -2-chlor- 
ethylthio, 1- (Brommethyl ) - 2 -bromethylthio, 4 -Fluorbutylthio, 
4 -Chlorbutylthio, 4 -Brombutylthio und Nonaf luorbutylthio; 
Cl -C4 -Alkylsulf onyl {Ci-C4-Alkyl-S (=0)2- ) / sowie die Alkylsul- 
fonylteile von Ci -C4 -Alkylsulf onyloxy: z.B. Methylsulf onyl , 
Ethylsulf onyl , Propylsulf onyl , 1 -Methylethylsulf onyl , Butyl - 
sulfonyl, 1-Methylpropylsulf onyl, 2 -Methylpropylsulf onyl und 
1, 1 - Dime thylethylsulf onyl; 

C1-C6- Alkylsulf onyl, sowie die Alkylsulf onyl teile von 

Ci-Ce- Alkylsulf onyloxy: einen Ci -C4- Alkylsulf ony Ires t wie vor- 

anstehend genannt, sowie z.B. Pentylsulf onyl, 1 -Methylbutyl - 

sulfonyl, 2 -Methylbutylsulf onyl , 3 -Methylbutyl sulfonyl , 

1, 1 - Dime thylpropylsulf onyl, 1, 2 -Dime thylpropyl sulfonyl , 

2 , 2 -Dimethylpropylsulf onyl , 1 -Ethylpropylsulf onyl , Hexylsul - 

f onyl , 1 -Methylpentylsulf onyl , 2 -Methylpentylsulf onyl , 3 -Me - 

thylpentylsulf onyl , 4 -Methylpentylsulf onyl , 1,1 -Dimethylbu- 

tylsulf onyl , 1,2 -Dimethylbutylsulf onyl , 1,3 -Dimethylbutylsul - 

f onyl, 2 , 2 -Dimethylbutylsulf onyl , 2,3 -Dimethylbutylsulf onyl , 

3.3- Dimethylbutylsulf onyl , 1 - Ethylbutyl sulfonyl , 2 -Ethylbu - 
tylsulfonyl, 1,1, 2 -Trimethylpropylsulf onyl, 1,2,2 -Trimethyl- 
propylsulf onyl, 1 -Ethyl -1 -methylpropylsulf onyl und 

1 - E thyl - 2 - me thy Ipr opy 1 su 1 f onyl ; 

Ci-C4-Halogenalkylsulfonyl: einen C1-C4 -Alkylsulf onylrest wie 
voranstehend genannt, der partiell oder vollstandig durch 
Fluor, Chlor, Brom und/oder lod substituiert ist, also z.B. 
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Fluormethylsulf onyl, Dif luormethylsulf onyl , Trif luormethyl - 
sulf onyl , Chlordif luormethyl sulfonyl , Bromdif luormethyl sulfo- 
nyl , 2 - Fluorethylsulf onyl , 2 -Chlorethylsulf onyl , 2 - Bromethyl - 
su 1 f onyl , 2 - lode thy 1 sul f ony 1 , 2 , 2 - Di f luore thyl sulfonyl , 
2,2,2 -Trif luore thy Isulf onyl, 2 -Chlor- 2 -fluorethylsulf onyl, 

2 - Chlor -2,2- dif luore thyl sulfonyl , 2,2 -Dichlor - 2 - f luore thyl - 
sulfonyl, 2,2,2 -Trichlorethylsulf onyl , Pentaf luorethylsulf o- 
nyl, 2 -Fluorpropylsulf onyl, 3 -Fluorpropylsulf onyl, 2 -Chlor - 
propylsulf onyl, 3 -Chlorpropylsulf onyl, 2 -Brorapropylsulf onyl , 

3 -Brompropylsulf onyl, 2 , 2 -Dif luorpropylsulf onyl , 2, 3-Dif luor- 
propylsulf onyl, 2,3 -Dichlorpropylsulf onyl , 3,3 , 3 -Trif luorpro- 
pylsulfonyl, 3, 3, 3 -Trichlorpropylsulfonyl, 2 , 2 , 3 , 3 , 3 - Penta- 
f luorpropylsulf onyl , Heptaf luorpropylsulf onyl, 1- (Fluorme- 
thyl) - 2-f luorethylsulf onyl, 1- (Chlormethyl) -2 -chlorethylsul - 
fonyl, 1- (Brommethyl) - 2 -bromethylsulf onyl , 4 -Fluorbutylsulf o- 
nyl, 4 -Chlorbutylsulf onyl , 4 -Brombutylsulf onyl und Nonafluor- 
bu tylsulf onyl; 
C3-Cs-Alkenyloxy: z .B . Prop-l-en-l-yloxy, Prop-2-en-l-yloxy , 
1-Methylethenyloxy, Buten-l-yloxy , Buten-2-yloxy, Bu - 

ten- 3 -y loxy , 1-Me thyl -prop- 1 - en- 1 -y loxy , 2 -Me thyl - 
prop-l-en-l-yloxy , 1 -Me thyl -prop- 2 - en- 1 -y loxy , 2 -Me thyl - 
prop-2-en-l-yloxy, Penten-l-yloxy , Penten-2-yloxy , Pen- 
ten-3-yloxy, Penten-4-yloxy, 1-Methyl-but-l-en-l-yloxy , 2 -Me- 
thyl -bu t - 1 - en- 1 - y 1 oxy , 3 -Me thyl -bu t - 1 - en- 1 -y 1 oxy , 1 -Me t hy 1 - 
but- 2-en-l-y loxy, 2-Methyl-but-2-en-l-yloxy , 3-Methyl- 
but-2-en-l-yloxy, l-Methyl-but-3-en-l-yloxy , 2-Methyl- 
but-3-en-l-yloxy, 3-Methyl-bu t-3-en-l-yloxy, 1, 1-Dimethyl- 
prop-2-en-l-yloxy, 1 , 2-Dimethyl -prop-l-en-l-yloxy , 1, 2-Dime- 
thyl -prop- 2-en-l-y loxy, l-Ethyl-prop-l-en-2-yloxy , 1-Ethyl- 
prop-2-en-l-yloxy. Hex- 1-en-l-y loxy, Hex-2-en-l-yloxy, 
Hex-3-en-l-yloxy, Hex-4-en-l-yloxy, Hex-5-en-l-yloxy, 1-Me- 
thyl-pent-l-en-l-yloxy, 2-Me thyl -pent- 1-en-l-yloxy, 3 -Me thyl - 
pent-l-en-l-yloxy, 4-Methyl-pent- 1-en-l-yloxy, 1-Methyl- 
pent-2-en-l-yloxy, 2-Me thyl -pent-2-en-l-yloxy, 3-Methyl- 
pent-2-en-l-yloxy, 4-Methyl-pent-2-en-l-yloxy, 1-Methyl- 
pent-3-en-l-yloxy, 2-Methyl-pent-3-en-l-yloxy, 3-Methyl- 
pent-3-en-l-yloxy, 4 -Methyl -pent-3-en-l-yloxy, 1-Methyl- 
pent-4-en-l-yloxy, 2-Methyl-pent-4-en-l-yloxy, 3-Methyl- 
pent-4-en-l-yloxy, 4-Methyl-pent-4-en-l-yloxy, 1, 1-Dimethyl- 
but-2-en-l-yloxy, 1, l-Dimethyl-but-3-en-l-yloxy , 1, 2-Dime- 
thyl -but-l-en-l-yloxy, 1, 2-Dimethyl-but-2-en-l-yloxy, 1, 2-Di - 
me thyl -bu t - 3 - en- 1 -y 1 oxy , 1 , 3 -D ime thyl -but-l-en-1 -y loxy , 

1, 3-Dimethyl-but-2-en-l-yloxy, 1 , 3-Dimethyl-but-3-en-l-yloxy , 

2 , 2-Dimethyl-but-3-en-l-yloxy, 2 , 3-Dirnethyl-but-l-en-l-yloxy , 
2, 3-Dimethyl-but-2-en-l-yloxy, 2 , 3-Diinethyl-but-3-en-l-yloxy , 
3; 3-Dime-thyl-but-l-en-l-yloxy, 3 , 3-Dimethyl-but-2-en-l-yloxy , 
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1-Ethyl-but-l-en-l-yloxy, l-Ethyl-but-2-en-l-yloxy , 1-Ethyl- 
but-3-en-l-yloxy, 2-Ethyl-but-l-en-l-yloxy, 2-Ethyl- 
but-2-en-l-yloxy, 2-Ethyl-but-3-en-l-yloxy , 1, 1 , 2-Trimethyl- 
prop-2-en-l-yloxy, l-Ethyl-l-methyl-prop-2-en-l-yloxy, 
5 l-Ethyl-2-methyl-prop-l-en-l-yloxy und l-Ethyl-2-methyl- 

prop-2-en-l- 
yloxy; 



C3-C6-Alkenyl: Prop - 1 -en- 1 -yl , Prop-2-en-l-yl, 1 -Methylethe- 

10 nyl, Buten-l-yl, Buten-2-yl, Buten-3-yl, 1 -Methyl - 

prop - 1 - en- 1 -yl , 2 -Methyl -prop - 1 - en - 1 -yl , 1 -Methyl -prop - 2 - en - 
1-yl, 2 -Methyl-prop-2 -en-l-yl, Penten-l-yl, Penten-2-yl, Pen- 
ten - 3 - yl , Pen ten - 4 - y 1 , 1 -Me thy 1 - but - 1 - en - 1 - yl , 2 - Me thy 1 - 
but- 1-en-l-yl, 3 -Methyl-but-l-en-1 -yl, 1 -Methyl - 

15 but-2-en-l-yl, 2 -Methyl-but-2-en-l-yl, 3 -Methyl - 

but-2 - en-1 -yl, 1 -Methyl-but-3-en-l -yl, 2 -Methyl - 
bu t - 3 - en - 1 - y 1 , 3 - Me thy 1 - bu t - 3 - en - 1 - y 1 , 1 , 1 - D ime t hy 1 - 
prop -2 -en- 1 -yl, 1,2 - Dimethyl -prop - 1 -en- 1 -yl , 1, 2 -Dimethyl - 
prop-2 -en- 1-yl, 1 - Ethyl- prop- 1 -en- 2 -yl, 1 -Ethyl - 

20 prop-2-en-l-yl, Hex-l-en-1 -yl. Hex - 2 -en- 1 -yl , Hex-3 -en- 1 -yl , 

Hex-4-en-l-yl, Hex-5 -en-l-yl, 1 -Methyl -pent -1 -en -1-yl, 2 -Me- 
thyl -pent-l-en-l-yl, 3 - Me thy 1 - p en t - 1 - en - 1 - y 1 , 4 - Me t hy 1 - 
pen t - 1 - en - 1 - y 1 , 1 - Me thy 1 - pent - 2 - en - 1 - y 1 , 2 -Me thy 1 - 
pent-2-en-l-yl, 3-Methyl-pent-2-en-l-yl , 4-Methyl- 

25 pent-2 -en-l-yl, l-Methyl-pent-3-en-l-yl , 2-Methyl- 

pent-3-en-l-yl, 3-Methyl-pent-3-en-l-yl , 4-Methyl- 
pent-3-en-l-yl , l-Methyl-pent-4-en-l-yl, 2-Methyl- 
pent-4-en-l-yl, 3-Methyl-pent-4-en-l-yl, 4-Methyl- 
pent-4-en-l-yl, 1 , l-Dimethyl-but-2-en-l-yl, 1 , 1-Dimethyl- 

30 but-3-en-l-yl, 1 , 2-Dime thy 1-but-l-en- 1-yl , 1, 2-Dimethyl- 

but-2-en-l-yl, 1, 2-Dimethyl-but-3-en-l-yl , 1, 3-Dimethyl- 
but-l-en-l-yl, 1, 3-Dimethyl-but-2-en-l-yl , 1, 3-Dimethyl- 
but-3-en-l-yl, 2 , 2-Diinethyl-but-3-en-l-yl , 2 , 3-Dimethyl- 
but-l-en-l-yl, 2, 3 -Dimethyl -but-2 -en- 1 -yl , 2 , 3-Dimethyl- 

35 but-3-en-l-yl, 3 , 3-Diraethyl-but-l-en-l-yl , 3 , 3-Dimethyl- 

but-2-en-l-yl, 1-Ethyl-but-l-en-l-yl, 1-Ethyl -but-2 -en-l-yl, 
l-Ethyl-but-3-en-l-yl, 2-Ethyl-but-l-en-l-yl , 2-Ethyl- 
but-2-en-l-yl , 2-Ethyl-but-3-en-l-yl , 1,1, 2-Trimethyl- 
prop-2-en-l-yl , l-Ethyl-l-methyl-prop-2-en-l-yl , 

40 l-Ethyl-2-raethyl-prop-l-en-l-yl und l-Ethyl-2-methyl- 

prop-2-en-l-yl ; 



Die Phenylringe sind vorzugsweise \ins\ibstituiert oder tragen ein 
bis drei Halogenatome und/oder eine Nitrogruppe, eine Cyano- 
45 gruppe, eine oder zwei Methyl-, Trif luormethyl - , Methoxy- Oder 
Trif luorme thoxygruppen . 
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Betont seien diejenigen 3 - (Heterocyclyl) -substituierten Benzoyl- 
pyrazole der Formel I, wobei 

r7 Hydroxy, Ci -Cg - Alkoxy , C3 -Ce - Alkenyloxy, Ci -Ce - Alkylsulf onyl- 
5 oxy, Ci-Cs-Alkylcarbonyloxy, Phenylsulf onyloxy Oder Phenylcar- 

bonyloxy, wobei der Phenylrest der beiden letz tgenannten Sub - 
stituenten partiell oder vollstandig halogeniert sein kann 
und/oder eine bis drei der folgenden Gruppen tragen kaunn: 
Nitro, Cyano, Ci-C4-Alkyl, Ci -C4 -Halogenalkyl , Ci-C4-Alkoxy 
10 Oder Ci -C4 -Halogenalkoxy; 

bedeutet . 

• Bevorzugt sind die 3 - (Heterocyclyl) -substituierten Benzoylpy- 
15 razole der Formel I, in der die Variablen folgende Bedeutxing 

haben: 

X O; 

20 Ci-C4-Alkyl; 

besonders bevorzugt Methyl oder Ethyl; 
insbesondere bevorzugt Methyl ; 

r2,r3,r4^r5 wasserstoff , Ci-C4-Alkyl oder C1-C4 -Halogenalkyl; 
25 besonders bevorzugt Wasserstoff , Methyl, Ethyl, 

Propyl, 1 -Methylethyl , Fluormethyl oder Chlorme- 
thyl; 

insbesondere bevorzugt Wasserstoff , Methyl, Ethyl 
Oder Chlormethyl; 

30 

R^ Ci-C4-Alkylthio oder Ci -C4 -Alkylsulf onyl ; 

besonders bevorzugt Methyl thio. Ethyl thio oder 
1 -Methyl - 1 - ethyl thio , Methylsulf onyl , Ethy Isulf o - 
nyl, 1-Methylethylsulf onyl oder Propylsulf onyl ; 
35 insbesondere bevorzugt Methylsulf onyl, Ethylsulfo- 

nyl, 1 -Methyl ethy Isulf onyl oder Propylsulf onyl ; 

R'^ Hydroxy, Ci-Ce -Alkoxy, C3-C6 -Alkenyloxy, C1-C6-AI- 

kylsu If onyloxy, Ci-Cg -Alkylcarbonyloxy, C1-C4- (Al- 

40 kylthio) carbonyloxy, Phenylsulf onyloxy oder Phe- 

nyl carbonyl oxy, wobei der Phenylrest der beiden 
letztgenannten Siibsti tuenten partiell oder voll- 
sttodig halogeniert sein kann und/oder eine bis 
drei der folgenden Gruppen tragen kann: 

45 Nitro, Cyano, Ci-C4-Alkyl, C1-C4 -Halogenal3cyl, 

Ci-C4-Alkoxy Oder C1-C4 -Halogenalkoxy ; 
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besonders bevorzugt Hydroxy, Ci -C4 -Alkoxy , 
C3 -Ce - Alkenyloxy, C1-C4 -Alkylsulf onyloxy, Ci -C4 -Al - 
kylcarbonyloxy. Phenyl sulfonyloxy oder Phenylcar- 
bonyloxy, wobei der Phenylrest der beiden letztge- 
5 nannten Substituenten partiell oder vollstandig 

halogeniert sein kann und/oder eine bis drei der 
folgenden Gruppen tragen kann: 

Nitro, Cyano, Ci-C4-Alkyl, Ci -C4 -Halogenalkyl . 
Ci-C4-Alkoxy Oder Ci -C4 -Halogenalkoxy ; 

10 

R8,R9 Ci-C4-Alkyl; 

besonders bevorzugt Methyl, Ethyl, Propyl, 1 -Me- 
thyl - 1 - ethyl , Butyl, 1 -Methyl -1 -propyl und 2 -Me- 
thyl - 1 - propyl ; 

15 

Wasserstoff oder Ci-C4-Alkyl; 
besonders bevorzugt Ci-C4-Alkyl; 
' insbesondere bevorzugt Methyl, Ethyl oder Propyl; 

20 Wasserstoff oder Ci-C4-Alkyl; 

besonders bevorzugt Wasserstoff oder Methyl; 

Insbesondere bevorzugt sind die 3 - (Heterocyclyl) - substi tuier- 
ten Benzoylpyrazole der Formel I, wobei 



25 



O; 



Rl Ci-C4-Alkyl; 

besonders bevorzugt Methyl oder Ethyl; 
30 insbesondere bevorzugt Methyl; 

R« Ci -C4 - Alkylsulf onyl ; 

besonders bevorzugt Methylsulf onyl, Ethylsulf onyl, 
1 -Methyl - 1 - ethylsulf onyl oder Propylsulf onyl ; 

35 

R"' Hydroxy, Ci -Cs -Alkylsulf onyloxy, Ci-Ce -Alkylcarbo- 

nyloxy. Phenyl sulfonyloxy oder Phenyl carbonyloxy, 
wobei der Phenylrest der beiden letz tgenannten 
Substituenten paxtiell oder vollstandig haloge- 
40 niert sein kann und/oder eine bis drei der folgen- 

den Gruppen tragen kann: 

Nitro, Cyano, Ci-G4-Alkyl, Ci-C4 -Halogenalkyl, 
Ci-C4-Alkoxy Oder Ci -C4 -Halogenalkoxy ; 
besonders bevorzugt Hydroxy; 

45 

Ra,R» Ci-C4-Alkyl; 
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Wasserstoff Oder Ci -C4 -Alkyl ; 

bedeuten. 

AuBerordentlich bevorzugt sind die 3 - (Heterocyclyl) -substi- 
tuierten Benzoylpyrazole der Formel I, wobei 

C2-C4-Alkyl, 2.B, Ethyl, 1 -Methyl - 1 -ethyl , Propyl 
Oder Butyl; 

Ci-C4-Allcyl, z.B. Methyl Oder Ethyl; 

Wasserstoff oder Cx-C4-Alkyl, z.B. Methyl oder 
Ethyl; 

bedeuten . 

Ebenso auBerordentlich bevorzugt sind die 3 - (Heterocyclyl) - 
sxibsti tuierten Benzoylpyrazole der Formel I, wobei 

R8 Methyl ; 

R^ Ci-C4-Alkyl, z.B. Methyl, Ethyl, Propyl oder Butyl; 

R^° Ci-C4-Alkyl, z.B. Methyl oder Ethyl; 

bedeuten . 

Ebenso auBerordentlich bevorzugt sind die 3- (Heterocy- 
clyl )- sxabsti tuierten Benzoylpyrazole der Formel I, wobei 

R®,R5 Methyl; 

R^*^ Wasserstoff; 

bedeuten. 

Ebenso bevorzugt sind die 3 - (Heterocyclyl) -substi tuierten 
Benzoylpyrazole der Formel I, in der die Variablen folgende 
Bedeutiong haben: 

X O; 

R^ Ci-C4-.Alkyl; 

besonders bevorzugt Methyl oder Ethyl; 
insbesondere bevorzugt Methyl; 
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r2,r3,r4,r5 wasserstof f / Ci-C4-Alkyl Oder C1-C4 -Halogenalkyl; 

besonders bevorzugt Wasserstoff, Methyl, Ethyl, 
Propyl, 1 -Methyl -1 -ethyl, Chlormethyl oder Fluor - 
methyl; 

5 insbesondere bevorzugt Wasserstoff, Methyl, Ethyl 

Oder Chlormethyl; 

R^ Halogen, Nitro, C1-C4 -Halogenalkyl, Ci-C4-Alkoxy 

Oder C1-C4 -Halogenalkoxy; 
10 besonders bevorzugt Halogen, wie Chlor oder Brom, 

Nitro, Ci-C2-Halogenalkyl, wie Dif luormethyl oder 
Trif luormethyl, Ci-C2-Alkoxy oder Ci -C2 -Halogenalk- 
oxy, wie Dif luormethoxy, Chlordif luormethoxy oder 
Trif luormethoxy; 

15 

R*^ Hydroxy, Ci -Cs -Alkoxy , C3 -Cg -Alkenyloxy, Ci-Ce-Al- 

kylsulf onyloxy, Ci -Cg - Alkylcarbonyloxy, C1-C4- (Al- 
kylthio) carbonyloxy , Phenylsulf onyloxy oder Phe- 
nyl carbonyloxy, wobei der Phenylrest der beiden 

20 letz tgenannten Subs ti tuenten partiell oder voll- 

standig halogeniert sein kann und/oder eine bis 
drei der folgenden Gruppen tragen kann: 
Nitro, Cyano, Ci-C4-Alkyl, Ci -C4 -Halogenalkyl, 
Ci-C4-Alkoxy Oder C1-C4 -Halogenalkoxy; 

25 besonders bevorzugt Hydroxy, C1-C4 -Alkoxy, 

C3 -Ce - Alkenyloxy , Ci -C4 - Alkylsu If onyloxy , Ci -C4 - Al - 
kyl carbonyloxy, Phenylsulf onyloxy oder Phenylcar- 
bonyloxy, wobei der Phenylrest der beiden letztge- 
nannten Substituenten partiell oder vollstandig 

3 0 halogeniert sein kann und/oder eine bis drei der 

folgenden Gruppen tragen kann: 
Nitro, Cyano, Ci-C4-Alkyl, C1-C4 -Halogenalkyl, 
Ci-C4-Alkoxy Oder C1-C4 -Halogenalkoxy ; 

35 Ra,R5 Ci-C4-Alkyl; 

besonders bevorzugt Methyl, Ethyl, Propyl, 1 -Me- 
thyl -1 -ethyl. Butyl, 1 -Methyl -1 -propyl und 2 -Me- 
thyl - 1 - propyl ; 

40 R^^ Wasserstoff oder Ci-C4-Alkyl; 

besonders bevorzugt Ci-C4-Alkyl; 

insbesondere bevorzugt Methyl, Ethyl oder Propyl; 



R" 

45 



Wasserstoff oder Ci-C4-Alkyl; 

besonders bevorzugt Wasserstoff oder Methyl; 
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Insbesondere bevorzugt sind die 3 - (Heterocyclyl ) - substituier- 
ten Benzoylpyrazole der Formel I, wobei 

X O; 

5 

Ci-C4-Alkyl; 

besonders bevorzugt Methyl oder Ethyl; 
insbesondere bevorzugt Methyl; 

10 Halogen, Nitro, C1-C4 -Halogenalkyl , Ci-Ca-Alkoxy 

Oder Ci -C4 -Halogenalkoxy; 

besonders bevorzugt Halogen, wie Chlor oder Brom, 
Nitro, Ci-C2-Halogenalkyl, wie Dif luormethyl oder 
Trif luormethyl, Ci-C2-Alkoxy oder Ci -C2 -Halogenalk- 
15 oxy, wie Dif luormethoxy ; 

R'^ Hydroxy, Ci-Cg -Alkylsulf onyloxy , C1-C6 -Alkylcarbo- 

nyloxy. Phenyl sulfonyloxy oder Phenylcarbonyloxy , 
wobei der Phenylrest der beiden letz tgenannten 
20 Substituenten partiell oder vollstandig haloge- 

niert sein kann und/oder eine bis drei der folgen- 
den Gruppen tragen kann: 

Nitro, Cyano, Ci-C4-Alkyl, Ci -C4 -Halogenalkyl, 
Ci-C4-Alkoxy Oder C1-C4 -Halogenalkoxy ; 
25 besonders bevorzugt Hydroxy; 

Ra,R9 Ci-C4-Alkyl; 

Rio Wasserstoff oder Ci-C4-Alkyl; 



30 



35 



40 



bedeuten. 

AuSerordentlich bevorzugt sind die 3 - (Heterocyclyl) -substi- 
tuierten Benzoylpyrazole der Formel I, wobei 

R3 C2-C4-Alkyl, z.B. Ethyl, 1 -Methyl -1 -ethyl. Propyl 

Oder Butyl; 

R^ Ci-C4-Alkyl, z.B. Methyl oder Ethyl; 

R^*^ Wasserstoff oder Ci-C4-Alkyl, z,B. Methyl oder 

Ethyl; 



bedeuten. 
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Ebenso auBerordentlich bevorzugt sind die 3 - (Heterocyclyl ) - 
substituierte Benzoylpyrazole der Formel I, wobei 

R8 Methyl; 

Ci-C4-Alkyl, z.B. Methyl, Ethyl, Propyl Oder Butyl ; 

Ci-C4-Alkyl, z.B. Methyl Oder Ethyl; 

bedeuten. 

Ebenso auBerordentlich bevorzugt sind die 3-(Heterocy- 
clyl) -substituierten Benzoylpyrazole der Formel I, wobei 

R8,r9 Methyl; 

R^° Wasserstof f ; 

bedeuten. 

Ebenso bevorzugt sind die 3 - (He terocyclyl )- substituierten 
Benzoylpyrazole der Formel I, in der die Variablen folgende 
Bedeutung haben: 

X N(Ci-C6-Alkyl) ; 

besonders bevorzugt N-Methyl, N-Ethyl, N- (1-Me- 
thyl-1- ethyl) Oder N- Propyl; 

R^ Ci-Cg-Alkyl; 

besonders bevorzugt Methyl oder Ethyl; 
insbesondere bevorzugt Methyl; 

R2,r3,r4^r5 Wasserstof f, Ci-C4-Al}cyl Oder C1-C4 -Halogenalkyl ; 

besonders bevorzugt Wasserstoff , Methyl, Ethyl, . 
Propyl, 1 -Methyl -1 -ethyl, Fluormethyl oder Chlor- 
methyl; 

insbesondere bevorzugt Wasserstof f. Methyl, Ethyl 
Oder Chlormethyl; 

R^ Halogen, Nitro, C1-C4 -HalogenalJcyl , Ci -C4 -Alkoxy, 

C1-C4 -Halogenalkoxy, C1-C4 -AlJcylthio, C1-C4 -Halogen- 
alkylthio, Ci -C4 -Alkylsulf onyl oder Ci -C4 -Halogen- 
alkylsulf onyl ; 

besonders bevorzugt Halogen, wie Fluor, Chlor oder 
Brom, Nitro, C1-C4 -Halogenalkyl , wie Dif luormethyl 
Oder Tr if luormethyl, CX-C4 -Alkoxy, wie Methoxy oder 
Ethoxy, C1-C4 -Halogenalkoxy wie Dif luormethoxy. 
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Chlordif luormethoxy oder Trif luormethoxy, C1-C4-AI- 
kylthio wie Methylthio oder Ethylthio Oder 
Ci-C4-Alkylsulfonyl, wie Methylsulf onyl , Ethylsul- 
fonyl, 1 -Methyl -1-ethylsulf onyl oder Propylsulfo- 
nyl; 

^'^ Hydroxy, Ci-Cs -Alkoxy, C3 -Cg - Alkenyloxy , Ci-Ce-Al- 

kylsulf onyloxy, Ci -Cg -Alkylcarbonyloxy, C1-C4- (Al- 
kylthio) carbonyloxy. Phenyl sulfonyloxy oder Phe- 
nyl carbonyloxy, wobei der Phenylrest der beiden 
letztgenannten Substi tuenten partiell oder voll- 
standig halogeniert sein kann und/oder eine bis 
drei der folgenden Gruppen tragen kann: 
Nitro. Cyano, Ci-C4-Alkyl, C1-C4 -Halogenalkyl, 
Ci-C4-Alkoxy Oder Ci -C4 -Halogenalkoxy ; 
besonders bevorzugt Hydroxy, C1-C4 -Alkoxy, 
C3 -C6 - Alkenyloxy , Ci -C4 -Alkyl sulfonyloxy, Ci -C4 - Al - 
kylcarbonyloxy, Phenylsulf onyloxy oder Phenylcar- 
bonyloxy, wobei der Phenylrest der beiden letztge- 
nannten Substituenten partiell oder vollstandig 
halogeniert sein kann und/oder eine bis drei der 
folgenden Gruppen tragen kann: 
Nitro, Cyano, C1-C4 -Alkyl, Ci -C4 -Halogenalkyl , 
Ci-C4-Alkoxy Oder C1-C4 -Halogenalkoxy ; 

R3,R5 Ci -C4- Alkyl; 

besonders bevorzugt Methyl, Ethyl, Propyl, 1 -Me- 
thyl - 1 - ethyl , Butyl, 1 -Methyl -1 -propyl und 2 -Me- 
thyl - 1 - propyl ; 

Wasserstoff oder Ci -C4 -Alkyl; 
besonders bevorzugt C1-C4 -Alkyl; 

insbesondere bevorzugt Methyl, Ethyl oder Propyl; 

R^^ Wasserstoff oder C1-C4 -Alkyl; 

besonders bevorzugt Wasserstoff Oder Methyl; 



Insbesondere bevorzugt sind die 3 - (Heterocyclyl) - substituier 
ten Benzoylpyrazole der Formel I, wobei 



Hydroxy, Ci - Cs -Alkylsulf onyloxy , Ci - Cs - Alky Icarbo - 
nyloxy, Phenylsulf onyloxy oder Phenylcarbonyloxy , 
wobei. der Phenylrest der beiden letztgenannten 
Substituenten partiell Oder vollstandig haloge- 
niert sein kann und/oder eine bis drei der folgen- 
den Gruppen tragen kann: 

Nitro, Cyano, C1-C4 -Alkyl, C1-C4 -Halogenalkyl, 
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Ci-C4-Alkoxy Oder Ci-C4 -Halogenalkoxy ; 
besonders bevorzugt Hydroxy; 

• Ebenso bevorzugt sind die 3 - (Heterocyclyl) -substituierten 
5 Benzoylpyrazole der Formel I, in der die Variablen folgende 

Bedeutung haben: 

X O; 

10 Rl Ci-C4-Alkyl; 

besonders bevorzugt Methyl oder Ethyl; 

r2,r3,r4,r5 wasserstoff , Ci-C4-Alkyl oder C1-C4 -Halogenalkyl; 

besonders bevorzugt Wasserstoff oder Ci -C4 -Haloge - 
15 nalkyl; 

R^ C1-C4 -Alkylsulfonyl; 

besonders bevorzugt Methylsulf onyl ; 

20 R'^ Hydroxy, Ci -Ce -Alkoxy, Ci-Cs -Alkylcarbonyloxy , 

C1-C4- (Alkylthio) carbonyloxy. Phenyl sulfonyloxy 
Oder Phenyl carbonyloxy, wobei der Phenylrest der 
beiden letz tgenannten Substituenten partiell oder 
vollstandig halogeniert sein kann und/oder eine 

25 bis drei der folgenden Gruppen tragen kann: 

Nitro, Cyano, Ci-C4-Alkyl, C1-C4 -Halogenalkyl, 
Ci-C4-Alkoxy Oder C1-C4 -Halogenalkoxy ; 
besonders bevorzugt Hydroxy, Ci-C4-Alkoxy oder Phe- 
nyl carbonyloxy, wobei der Phenylrest oder voll- 

30 standig halogeniert sein kann und/oder ein bis 

drei Ci -C4 -Halogenalkyl -Res te tragen kann; 

R»,R^ Ci-C4-Alkyl; 

35 Rio Wasserstoff oder Ci-C4-Alkyl; 

R^^ Wasserstoff oder Ci-C4-Alkyl. 

AuBerordentlich bevorzugt sind die Verbindungen der For- 
40 mel lal (=1 mit Ri,Ra,R9 = CH3 ; Rio,Rii=H), insbesondere die 

Verbindungen lal.l bis lal. 300 der Tabelle 1, wobei die Re- 
stedef initionen X und R^ bis R^^ nicht nur in Kombination mit- 
einander, sondem auch jeweils fur sich allein betrachtet fur 
die erf indungsgem^Ben Verbindungen eine besondere Bedeutung 
45 haben. 
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Ebenso auSerordentlichst bevorzugt sind die Verbindiingen der For- 
mel Ia2, insbesondere die Verbindiingen Ia2 . 1 bis Ia2,3 00, die 
sich von den entsprechenden Verbindungen lal.l bis lal .3 00 da- 
durch unterscheiden, dafi R^^ fur Methyl steht. 
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Ebenso auBerordentlichst bevorzugt sind die Verbindungen der For- 
10 mel Ia3, insbesondere die Verbindungen Ia3 . 1 bis Ia3.300, die 
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sich von den Verbindungen lal 
den, da3 fur Ethyl steht. 



1 bis lal. 3 00 dadurch unterschei- 




Ia3 



Ebenso auBerordentlichst bevorzugt sind die Verbindungen der For- 
mel Ia4, insbesondere die Verbindungen Ia4 . 1 bis Ia4.3 00, die 
sich von den Verbindiingen lal.l bis lal. 3 00 dadurch unterschei- 
den, daB R8 fur Ethyl und R^i fur Methyl stehen. 



H3C 




Ia4 



Ebenso auBerordentlichst bevorzugt sind die Verbindungen der For- 
mel Ia5, insbesondere die Verbindungen laS . 1 bis Ia5.300, die 
35 sich von den Verbindtingen lal.l bis lal. 3 00 dadurch unterschei- 
den, dafi R^ fur 1 -Methyl -1 -ethyl steht. 



H3C 




laS 



CH3 
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Ebenso aufierordentlichst bevorzugt sind die Verbindungen der For- 
rael Ia6, insbesondere die Verbindungen laS.l bis Ia6,.300, die 
sich von den Verbindungen lal.l bis Ial.300 dadurch unterschei- 
den, da6 r8 fur 1 -Methyl -1 -ethyl und Rii fur Methyl stehen. 



10 




Ia6 



CH3 

Ebenso auBerordentlichst bevorzugt sind die Verbindungen der For- 
15 mel Ia7, insbesondere die Verbindungen la? . 1 bis Ia7.3 00, die 
sich von den Verbindungen lal.l bis Ial.3 00 dadurch unterschei- 
den, daB R^o fur Methyl steht. 




Ia7 



Ebenso auBerordentlichst bevorzugt sind die Verbindungen der For- 
mel Ia8, insbesondere die Verbindungen Ia8 . 1 bis Ia8,3 00, die 
sich von den Verbindungen lal.l bis Ial.3 00 dadurch unterschei- 
den, daB R^o fur Methyl und R^^ fur Methyl stehen. 



35 




Ia8 



CH3 



Ebenso auBerordentlichst bevorzugt sind die Verbindiingen der For- 
mel Ia9, insbesondere die Verbindungen Ia9 . 1 bis Ia9.3 00, die 
40 sich von den Verbindungen lal.l bis Ial.3 00 dadurch unterschei- 
den, daB R^ und R^ fur 1 -Methyl -1 -ethyl stehen. 



45 



wo 00/34273 



26 



PCT/EP99/09413 



H3C 




Ia9 



10 Ebenso auBerordentlichs t bevorzugt sind die Verbindungen der For- 
mel lalO, insbesondere die Verbind\mgen lalO.l bis IalO.3 00, die 
sich von den Verbindxingen lal.l bis Ial.3 00 dadurch unterschei- 
den, daS und fur 1 -Methyl - 1 -ethyl and R^i fur Methyl stehen. 
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Ebenso auBerordentlich bevorzugt sind die Verbindungen der Formel 
lall, insbesondere die Verbindungen Iall,l bis Iall,300, die sich 
25 von den Verbindungen lal.l bis Ial.3 00 dadurch unterscheiden, daB 
RQ fur Ethyl und R^^ fur Methyl stehen. 




lall 



H3C^ <Jh^CH2CH3 



35 Ebenso auBerordentlich bevorzugt sind die Verbindungen der Formel 
Ial2, insbesondere die Verbindungen Ial2.1 bis Ial2.300, die sich 
von den Verbindungen lal.l bis Ial,300 dadurch unterscheiden, daB 
R8 fur Ethyl und R^o und R^i fur Methyl stehen. 
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Die 3 - (Heterocyclyl) -siibstituierten Benzoylpyrazole der Formel I, 
sind auf verschiedene Art und Weise erhaltlich, beispielsweise 
nach folgenden Verfahren. 

5 Verfahren A: 

Enirch Umsetzung von Pyrazolen der Formel II mit einer aktivierten 
Benzoesaure Illa Oder einer Benzoesaure IIip, die vorzugsweise in 
situ aktiviert wird, zu dem entsprechenden Acylierungsprodukt IV 
10 und amschlieBende Umlageriing erhalt man Verbindungen der Formel I 
mit R"^ = OH. 
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steht fur eine nucleophil verdrangbare Ahgangsgruppe, wie 
Halogen z.B. Brom, Chlor, Hetaryl, z.B. Imidazolyl, Pyridyl, 
Carboxylat, z.B. Acetat, Trif luoracetat etc. 

5 

Die aktivierte Benzoesaure kann direkt eingesetzt werden, wie im 
Fall der Benzoylhalogenide Oder in situ erzeugt werden, z.B. mit 
Dicyclohexylcarbodiimid, Triphenylphosphin/Azodicarbonsaureester , 
2 -Pyridindisulf id/Triphenylphosphin, Carbonyldiimidazol etc . 

10 

Gegebenenf alls kann es von Vorteil sein, die Acylierungsreaktion 
in Gegenwart einer Base auszufiihren. Die Reaktanden und die 
Hilfsbase werden dabei zweckmaSigerweise in aquimolaren Mengen 
eingesetzt. Bin geringer UberschuB der Hilfsbase z.B. 1,2 bis 
15 1,5 Molaquivalente, bezogen auf II, kann unter Umstanden vorteil - 
haft sein. 

Als Hilfsbasen eignen sich tertiare Alkylamine, Pyridin oder 
Alkalimetallcarbonate. Als Ldsxingsmittel konnen z.B. chlorierte 

20 Kohlenwasserstof f e, wie Methylenchlorid, 1 , 2 -Dichlorethan, 

aromatische Kohlenwasserstof fe, wie Toluol, Xylol, Chlorbenzol, 
Ether, wie Diethylether , Methyl - tert. -butylether. Dime thoxye than, 
Tetrahydrof uran, Dioxan, polare aprotische Losungsmittel, wie 
Acetonitril, Dimethylf ormamid, Dimethylsulf oxid oder Ester wie 

25 Essigsaureethylester oder Gemische hiervon verwendet werden. 

Werden Benzoylhalogenide als aktivierte Carbonsaurekomponente 
eingesetzt, so kann es zweckmaBig sein, bei Zugabe dieses Reak- 
tionspartners die Reaktionsmischung auf 0 - 10°C abzukuhlen, An- 
schlieflend ruhrt man bei 20 - 100*^C, vorzugsweise bei 25 - 50°C, 
bis die Dmsetzung vollstandig ist. Die Aufarbeitung erfolgt in 
ublicher Weise, z.B. wird das Reaktionsgemisch auf Wasser gegos- 
sen, das Wertprodukt extrahiert. Als L6sungsmittel eignen sich 
hierfur besonders Methylenchlorid, Diethylether, Dimethoxyethan 
und Essigsaureethylester, Nach Trocknen der organischen Phase \ind 
Entfernen des Losungsmittels kann der rohe Ester ohne weitere 
Reinigung zur Umlagerung eingesetzt werden. 

Die Umlagerung der Ester zu den Verbindungen der Formel I erfolgt 
40 zweckm^Bigerweise bei Temperaturen von 20 bis 40*=*C in einem 
Ldsungsmittel xind in Gegenwart einer Base sowie gegebenenf alls 
mit Hilfe einer Cycuioverbindung als Katalysator. 
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Als L6sungsmittel konnen z.B. Acetonitril, Methylenchlorid, 
1, 2-Dichlorethan, Dioxan, Essigsaureethylester , Dime thoxye than. 
Toluol Oder Gemische hiervon verwendet warden. Bevorzugte 
Losungsmittel sind Acetonitril und Dioxan. 

5 

Geeignete Basen sind tertiare Amine wie Triethylamin, Pyridin 
Oder Alkalicarbonate, wie Natriumcarbonat . Kaliumcarbonat , die 
vorzugsweise in aquimolarer Menge Oder bis zu einem vierfachen 
UberschuB, bezogen auf den Ester, eingesetzt werden. Bevorzugt 
10 warden Triethylamin Oder Alkalicarbonate varwendat, vorzugsweise 
in doppelt aquimolaren Verhaltnis in Bezug auf den Ester. 

Als Cyanoverbindungen kommen anorganische Cyanide, wie Natrium- 
cyanid, Kaliumcyanid und organische Cyanoverbindungen, wie 
15 Acetoncyanhydrin, Trimethylsilycyanid in Betracht, Sie warden 
in einer Menge von 1 bis 50 Molprozent, bazogen auf den Ester, 
eingesetzt. Vorzugsweise werden Acetoncyaniiydrin oder Trimethyl- 
silylcyanid, z.B. in einer Menge von 5 bis 15, vorzugsweise 
10 Molprozent, bezogen auf den Ester, eingesetzt. 

20 

Die Aufarbeitung kann in an sich bekannter Weise erfolgen. Das 
Reaktionsgemisch wird z.B. mit verdunnter Mineralsaure, wie 
5 %ige Salzsaure oder Schwef elsaure, angesauert, mit einem 
organischen Losungsmittel, z.B. Methylenchlorid, Essigsaureethyl - 

25 ester extrahiert, Der organische Extrakt kann mit 5-10%iger 

Alkalicarbonatlosung, z.B. Natriumcarbonat - , Kali\imcarbonatl6sung 
axtrahiert werden. Die wafirige Phase wird angesauert und der 
sich bildenda Niederschlag abgesaugt und/oder mit Methylenchlorid 
Oder Essigsaureethylester extrahiert, getrocknet und eingeengt. 

30 (Beispiele fur die Darstelliing von Estem von Hydroxypyrazolen 
und fur die Uralagerung der Ester sind z.B. in EP-A 282 944 und 
US 4 643 757 genannt) . 

Es ist aber auch moglich, das "Acylierungsprodukt" IV in situ zu 
35 erzeugen, indem man ein Pyrazol der Formel II, oder ein Alkali - 
salz hiervon, mit einem 3 - (Heterocyclyl) -benzol -Derivat der For- 
mel V in Gegenwart von Kohlenmonoxid, eines Katalysators sowie 
einer Base, umsetzt. 

40 



45 




L2 steht fur eine Abgangsgruppe wie Halogen, z.B. Chlor, Brom Oder 
25 lod, Oder Sulfonat wie Mesylat oder Triflat; bevorzugt sind Brom 
Oder Triflat. 

Das "Acylierungsprodukt" IV reagiert ggf . direkt zu dem 

3 - (Heterocyclyl) -siibstituierten Benzoylpyrazol der Formel I ab. 

30 

Als Katalysatoren eignen sich Palladiumligandkomplexe, in denen 
das Palladium in der Oxidationsstuf e 0 vorliegt, metallisches 
Palladium, das gegebenenf alls auf einen Trager aufgezogen wurde, 
und vorzugsweise Palladium (II) salze. Die Umsetzung mit Palla- 
35 dium (II) salzen und metallischem Palladium wird vorzugsweise in 
Gegenwart von Koraplexliganden durchgef uhrt . 

Als Palladium (0) ligandkomplex kommt beispielsweise Tetrakis ( tri - 
phenylphosphan) palladium in Frage, 

40 

Metallisches Palladium ist vorzugsweise auf einen iiierten Trager 
wie beispielsweise Aktivkohle, Siliciximdioxid, Aluminiumoxid, 
Bariumsulfat oder Calciumcarbonat aufgezogen. Die Reaktion wird 
vorzugsweise in (Gegenwart von Komplexliganden wie beispielsweise 
45 Triphenylphosphan durchgef uhrt . 
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Als Palladium(II) salze eigenen sich beispielsweise Palladiumace- 
tat und Palladiumchlorid. Bevorzugt wird in Gegenwart von Kom- 
plexliganden wie beispielsweise Triphenylphosphan gearbeitet. 

5 Geeignete Komplexliganden fur die PalladiumligandJcomplexe, bzw, 
in deren Gegenwart die Dmsetzung mit metallischem Palladium Oder 
Palladium(II) salzen vorzugsweise ausgefiihrt wird, sind tertiare 
Phosphane, deren Struktur durch folgende Formeln wiedergegeben 



15 wobei z die Zahlen 1 bis 4 bedeutet und die Reste R^ bis R*? fur 
Ci-Ce-Alkyl, Ca-Cs-Cycloalkyl , Aryl-Ci-C2-alkyl Oder vorzugsweise 
Aryl stehen. Aryl steht beispielsweise fur Naphthyl und gegebe- 
nenfalls subs tituiertes Phenyl wie beispielsweise 2-Tolyl und 
insbesondere fur unsubs tituiertes Phenyl. 

20 

Die Herstellung der komplexen Palladiumsalze kann in an sich be- 
kannter Weise ausgehend von kommerziell erhaltlichen Palladixun- 
salzen wie Palladiumchlorid oder Palladiumacetat iind den entspre- 
chenden Phosphanen wie z.B, Triphenylphosphan oder 1 , 2-Bis (diphe- 

25 nylphosphano) ethan erfolgen. Ein GroBteil der komplexierten Pal- 
ladiumsalze ist auch kommerziell erhaltlich. Bevorzugte Palladi- 
umsalze sind [ (R) { + )2,2'-Bis(diphenylphosphano)-l,l'-binaph- 
thyl] palladium (II) chlorid. Bis ( triphenylphosphan) palla- 
di\JLm(II) acetat und insbesondere Bis ( triphenylphosphan) palla- 

30 diumdDchlorid, 

Der Palladiumkatalysator wird in der Kegel in einer Konzentration 
von 0,05 bis 5 Mol%, bevorzugt 1-3 Mol%, eingesetzt. 

35 Als Basen kommen tertiare Amine wie beispielsweise N-Methylpipe- 
ridin, Ethyldiisopropylamin, 1 , 8-Bisdimethylaminonaphthalin oder 
insbesondere Triethylamiin in Betracht. Ebenso eigenen sich 
Alkalicarbonat, wie Natriumcarbonat oder Kaliumcarbonat , Aber 
auch Geraische von Kaliumcarbonat und Triethylamin sind geeignet. 

40 

In der Regel werden 2 bis 4 Molaquivalente, insbesondere 2 Mol- 
aquivalente, des Alkalicarbonats, sowie 1 bis 4 Molaquivalente, 
insbesondere 2 Molaquivalente des tertiaren Amins bezogen auf das 
3 - (Heterocylyl) -benzol -Der ivate der Formel V eingesetzt. 
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Als Losungsrnittel konnen Nitrile wie Benzonitril xind Acetonitril, 
Amide wie Dimethylf ormamid, Dimethylacetamid, Tetra-Ci-C4-alkyl - 
hamstoffe oder N-Methylpyrrolidon und vorzugsweise Ether wie 
Tetrahydrof uran, Methyl-tert . -butylether dienen. Insbesondere 
5 werden Ether wie ly4-Dioxan und Dime thoxye than als Losungsrnittel 
bevorzugt- 

Verfahren B: 

10 Verbindungen der Formel I mit R'' =^ Hydroxy werden durch Umsetzung 
von Verbindungen der Formel I mit R*^ = Hydroxy mit Alkylierungs - 
mitteln/ Sulf onylierungsmi ttel bzw. Acylierungsmi t teln L^-R"^^ (VI) 
er ha It en. 




(sr7 4= OH) 

25 steht fur eine nucleophil verdrangbare Abgangsgruppe, wie Halo- 
gen^ z,B, Brom oder Chlor, Acyloxy z.B. Acetyloxy, Ethylcarbonyl - 
oxy, Oder Alkylsulf onyloxy , z.B. Methylsulf onyloxy oder Trifluor- 
me thy 1 su 1 f ony 1 oxy ; 

30 R'^a steht fur Ci-Cs-Alkyl, C3 -Ce -Alkenyl , Ci -Cs- Alkylsulf onyl, 
Ci-Ce-Alkylcarbonyl/ C1-C4- (Alkylthio) carbonyl, Phenylsulf onyl 
Oder Pheny Icarbony 1 , wobei der Phenylrest der beiden letztgenann- 
ten Substituenten partiell oder vollstandig halogeniert sein kann 
und/oder eine bis drei der folgenden Gruppen tragen kann: 

35 Nitro, Cyano^ Ci-C4-Alkyl, C1-C4 -Halogenalkyl, Ci -C4 -Alkoxy oder 
Ci -C4 -Halogenalkoxy; 

Die Verbindungen der Formel VI konnen direkt eingesetzt werden, 
wie z.B- im Fall der Sulf onsaurehalogenide , Sulf onsaureanhydride 
40 Oder in situ erzeugt werden, z.B. aJctivierte Sulfonsauren 

(mittels SulfonsHure und Dicyclohexylcarbonyldiimid, Carbonyl- 
diimidazol etc.). 

Die Ausgangs verbindungen werden in der Regel im aquimolaren 
45 Verhaltnis eingesetzt. Es kann aber auch von Vorteil sein, die 
eine oder andere Komponente im DberschuB einzusetzen. 
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Gegebenenf alls kann es von Vorteil sein, die Umsetzung in Gegen- 
wart einer Base durchzuf uhren. Die Reaktanden und die Hilfsbase 
warden dabei zweckmafiigerweise in aquimolaren Mengen eingesetzt. 
Ein UberschuB der Hilfsbase z.B. 1,5 bis 3 Molaquivalente, 
5 bezogen auf I, kann unter Umstanden vorteilhaft sein, 

Als Hilfsbasen eignen sich tertiare Alkylamine, wie Triethylamin, 
Pyridin, Alkalimetallcarbonate, z.B. Natriumcarbonat , Kalium- 
carbonat und Alkalimetallhydride, z.B. Natriumhydrid. Bevorzugt 
iO verwendet werden Triethylamin iind Pyridin, 

Als liosungsmittel kommen z.B. chlorierte Kohlenwasserstof f e, wie 
Methylenchlorid, 1 , 2 -Dichlorethan, aromatische Kohlenwasser - 
stoffe, z.B. Toluol, Xylol, Chlorbenzol, Ether, wie Diethylether , 
15 Methyl - tert . -butylether, Tetrahydrof uran, Dioxan, polare 

aprotische Losungsmittel , wie Acetonitril, Dimethylf ormamid, 
Dimethylsulfoxid Oder Ester, wie Essigsaureethylester , Oder Gemi - 
sche hiervon in Betracht. 

20 In der Regel liegt die Reakt ions tempera tur im Bereich von 0°C bis 
2ur Hdhe des Siedepunktes des Reaktionsgemisches . 

Die Auf arbeitung kann in an sich bekannter Weise zum Produkt hin 
erf olgen, 

25 

Die als Ausgangsmaterialien verwendeten Pyrazole der Formel II 
sind bekannt Oder konnen nach an sich bekannten Verfahren herge- 
stellt werden (z.B. EP-A 240 001 mid J. Prakt. Chem. 315, 383 
(1973) ) . 

30 

Die aktivierten Benzoesauren Ilia konnen auf an sich bekannte Art 
und Weise aus den Benzoesauren IIip erhalten werden. Letztere wer- 
den wiederxun durch Verseifung aus den entsprechenden Estem VI l 
erhalten, Diese konnen dargestellt werden, indem man ein Oxim 

35 bzw. Hydrazon der Formel VIII in das entsprechende Hydroxamsaure- 
halogenid, insbesondere Hydroxamsaurechlorid, bzw. Carbons aurehy- 
drazidhalogenid, insbesondere Carbonsaurehydrazidchlorid, uber- 
fuhrt; in situ ein Nitriloxid bzw. Nitrilimin erzeugt land dieses 
mit einem Aiken umsetzt (vgl. z.B. Chem. Ber. 106, 3258-3274 

40 (1973) . 
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steht fur einen Ci-Cg -Alkoxyrest . 



25 Die Benzoesauren Ilipkonnen aber auch erhalten werden, indem man 
ein Oxim bzw. Hydrazin der Formal IX in die entsprechende Nitril- 
oxide bzw. Nitrilimine liberfuhrt und diese mit Alkenen zu den 
entsprechenden Cycloaddi tionsprodukten umsetzt (vgl . z.B. Chem. 
Her. 106, 3258-3274 (1973)). So wird beispielsweise das Oxim der 

30 Formel IX (X=0) mit Natriumhypochlorit oxidiert \md mit einem ge- 
eigneten Aiken in einem inerten Losiingsmittel, wie Methylenchlo- 
rid. Chloroform, Tetrahydrof uran, Dioxan oder Acetonitril, umge- 
setzt. Dieses wird dann in Gegenwart eines Katalysators sowie ei- 
ner Base mit Kohlenmonoxid und Wasser in die Benzoesaure IIip 

35 uberfuhrt. 
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IIIP 

20 

l2 steht fur eine Abgangsgruppe wie Halogen, z.B. Chlor, Brom oder 
lod, Oder Sulfonat wie Mesylat oder Triflat, bevorzugt sien Brom 
Oder Triflat. 

25 

Im Hinblick auf die Carbonyliervingsreaktion gel ten die voranste- 
henden Ausfuhrungen in Analogie. 

Die Verbindungen der Formel III bzw. V sind als solche jeweils 
30 neu. 



35 





III 



40 



wobei jeweils die Variablen R^, bis R^ und X die bei den Ver- 
bindiingen der Formel I angegebene Bedeutung haben und 



r2 fur Ci-C4-Halogenallcyl; 
45 L fur Hydroxy oder einen abhydrolysierbaren Rest steht; 
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l2 fur eine nukleophil verdrangbare Abgangsgruppe steht. 

5 Beispiele fur abhydrolysierbare Reste sind Alkoxy-, Phenoxy-, Al- 
Icylthio-, Phenyl thio- Reste, die ggf. substituiert sein konnen, 
Halogenide, Hetarylreste, die uber Sticks toff geb\inden sind, 
Amino-, Imino-Reste, die ggf. substituiert sein konnen etc, 

10 Beispiele fur eine nukleophil verdrangbare Abgangsgruppe sind Ha- 
logen, Ci -C4 -Alkylsulfonyloxy Oder C1-C4 -Halogenalkylsulf onyloxy; 

Bevorzugte Verbindungen der Formel III sind diejenigen, wobei L 
fur Halogen, insbesondere Chlor Oder Brom bedeutet. 

15 

Ebenso bevorzugt sind diejenigen Verbindungen der Formel III, wo- 
bei L fiir Ci-C6-Alkoxy steht. 

Ebenso bevorzugt sind diejenigen Verbindungen der Formel III, wo- 
20 bei L fur Hydroxy steht. 

Die besonders bevorzugten Ausf uhrungsf ormen der Verbindungen der 
Formel III bzw. V ira Hinblick auf die Variablen X, Ri und R^ bis 
R^ entsprechen denen der Verbindungen der Formel I. 

25 

Hers tellxingsbeispiele 

4 - [2 -Methyl - 3 - (4 , 5 -dihydroisoxazol -3 -yl) - 4 -methylsulf onylben- 
zoyl] -5-hydroxy-l- (1, 1 -dimethyl- 1 -ethyl) -IH-pyrazol 
30 (Verbindung 2.1) 

Variante 1: 

Zu einer Losung von 1,0 g (3,5 mmol) 2 -Methyl-3 - (4 , 5 -dihydrois - 
35 oxazol - 3 -yl) -4 -methylsulf onylbenzoesaure in Dioxan wurden 0,61 g 
(3,5 mmol) 1- (1, 1-Dimethyl-l- ethyl) -5-hydroxy-lH-pyrazol und 
0,79 g (3,9 mmol) Dicyclohexylcarbodiimid gegeben und bei Raum- 
temperatur 12 Stunden geruhrt. Nach Abtrennen von unloslichen Be- 
standteilen wurden 0,58 g (4,2 mmol) Kaliumcarbonat zugegeben und 
40 das 3 Stunden unter RuckfluB erhitzt. AnschlieSend wurde das 

Ldsxingsmittel abdestilliert , der Riickstand in 5%iger Kaliumcarbo- 
nat -L6sxxng aufgenommen, mit Methylenchlorid sowie Toluol 
gewaschen, mit 10%iger Salzsaure ein pH-Wert von 3 eingestellt 
und mit Methylenchlorid extrahiert. Diese Methylenchloridlosung 
45 wurde getrocknet und das Ldsungsmittel entfemt. Man erhielt 
0,81 g (57 % .der Theorie) 4 - (2 -Methyl -3 - (4 , 5 -dihydroisoxa - 
zol-3-yl) -4-methylsulfonylbenzoyl] -5-hydroxy-l- (1, 1-dime- 
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thyl-1 -ethyl) -IH-pyrazol] 
Fp. 195-1980C. 
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Variajite 2 

5 

Zu einer Losung von 6 g (21,2 mmol) 2 -Methyl-3 - (4, S-dihydroisoxa- 
zol - 3 -yl ) - 4 -methylsulf onylbenzoesaure in Toluol wurden 3,78 g 
(32 mmol) Thionylchlorid gegeben imd 4 Stunden unter RuckfluB er- 
hitzt. Nach Entfemen des Losungsmit tels wurde der Rucks tand in 

10 Dime thoxye than aufgenommen und eine Losung von 2,97 g (21,2 mmol) 
1- (1 , 1 -Dimethyl-l-ethyl) -5 -hydroxy-lH-pyrazol in Dimethoxyethan 
zugetropft. AnschlieSend wurde 12 Stunden bei Raumtemperatur ge- 
ruhrt und 3,5 Stunden unter RuckfluB erhitzt. Das Reaktionsge- 
misch wurde abgekuhlt, das Losungsmi ttel abdestillier t , der Riick- 

15 stand in 5%iger Kaliumcarbonat losung aufgenommen und mit Methyl - 
enchlorid gewaschen. Die resultierende waBrige Phase wurde mit 
Salzsaure auf pH = 1 gestellt und der sich bildende Niederschlag 
abgesaugt, Man erhielt 4,89 g (52 %) 4 - [2 -Methyl -3 - (4 , 5 -dihydro- 
isoxazol - 3 -yl) -4 -methylsulfonylbenzoyl] - 5 -hydroxy- 1 - (1, 1 -di- 

20 methyl -1 -ethyl) -IH-pyrazol] 
Fp, 195-198<=C. 



In Tabelle 2 sind neben der voranstehenden Verbindung noch wei- 
tere 3 - (Heterocyclyl) -siibstituierte Benzoylpyrazole der Formel I 
25 aufgefuhrt, die in analoger Weise hergestellt wurden Oder 
herstellbar sind. 



30 



35 



40 



45 
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Die 3 - (Heterocyclyl) -substituierten Benzoylpyrazole der Formel I 
und deren landwirtschaf tlich brauchbaren Salze eignen sich - so- 
wohl als Isomerengemische als auch in Form der reinen Isomeren - 
5 als Herbizide. Die Verbindungen der Formel I enthaltenden 

herbiziden Mittel bekampfen Pf lanzenwuchs auf Nichtkul turf lachen 
sehx gut, besonders bei hohen Auf wandmengen . In Kulturen wie Wei - 
zen, Reis, Mais, Soja und Baumwolle wirken sie gegen Unkrauter 
und Schadgraser, ohne die Kul turpf lanzen nennenswert zu schadi- 
10 gen. Dieser Effekt tritt vor allem bei niedrigen Auf wandmengen 
auf . 

In Abhangigkeit von der jeweiligen Applikationsmethode konnen die 
Verbindungen der Formel I bzw. sie enthaltenden herbiziden Mittel 
15 noch- in einer weiteren Zahl von Kul turpf lanzen zur Beseitigung 
unerwunschter Pf lanzen eingesetzt werden. In Betracht koramen 
beispielsweise folgende Kulturen: 

Allium cepa. Ananas comosus, Arachis hypogaea. Asparagus 

20 officinalis. Beta vulgaris spec, altissima. Beta vulgaris 
spec, rapa, Brassica napus var. napus, Brassica napus var. 
napobrassica, Brassica rapa var. silvestris. Camellia sinensis, 
Carthamus tinctorius, Carya illinoinensis. Citrus limon. Citrus 
sinensis, Coffea arabica (Coffea canephora, Coff ea liberica) , 

25 Cucumis sativus, Cynodon dactylon, Daucus carota, Elaeis 

guineensiS/ Fragaxia vesca. Glycine max, Gossypium hirsutum, 
(Gossypium arboreum, Gossypium herbaceum, Gossypium vitifolium) , 
Helianthus annuus, Hevea brasiliensis, Hordexim vulgare, Humulus 
lupulus, Ipomoea batatas, Juglans regia. Lens culinariS/ Linum 

30 usitatissimum, Lycopersicon lycopersicum, Malus spec,/ Manihot 
esculenta, Medicago sativa, Musa spec., Nicotiana tabacum 
(N.rustica), Olea europaea, Oryza sativa , Phaseolus l\inatus, 
Phaseolus vulgaris, Picea abies, Pinus spec, Pisvim sativum, 
Prunus avium, Prunus persica, Pyrus communis, Ribes sylvestre, 

35 Ricinus communis, Saccharum officinarum, Secale cereale, Solanum 
tuberosum, Sorghxim bicolor (s- vulgare), Theobroma cacao, 
Trifolium pratense, Triticum aestivum, Triticxim durum, Vicia 
faba, Vitis vinifera und Zea mays. 

40 Daruber hinaus kdnnen die Verbindungen der Formel I auch in Kul- 
turen, die durch Zuchtxing einschlieBlich gentechnischer Methoden 
-gegen die Wirkung von Herbiziden tolerant sind, verwandt werden. 

Die Verbindungen der Formel I bzw. die sie enthaltenden 
45 herbiziden Mittel konnen beispielsweise in Form von direkt 
verspruhbaren wSflrigen Losxingen, Pulvem, Suspensionen, auch 
hochprozentigen wSBrigen, dligen oder sonstigen Suspensionen Oder 
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Dispersionen, Emulsionen, Oldispersionen, Fasten, Staubemi tteln, 
Streumitteln oder Granulaten durch Verspruhen, Vemebeln, 
Verstauben, Verstreuen oder GieSen angewendet werden. Die 
Anwendiingsf ormen richten sich nach den Verwendungszwecken; sie 
5 soli ten in jedem Fall moglichst die feinste Verteilung der 
erf indungsgemaflen Wirkstoffe gewahrleisten . 

Die herbiziden Mittel enthalten eine herbizid wirksame Menge 
mindestens einer Verbindung der Formel I oder eines landwirt- 
10 schaftlich brauchbaren Salzes von I und fur die Formulierung 
von Pf lanzenschutzmitteln ubliche Hilfsmittel. 

Als inerte Hilfsstoffe kommen im Wesentlichen in Betracht: 
Mineralolf raktionen von mittlerem bis hohem Siedepunkt wie 

15 Kerosin und Dieselol, ferner Kohlenteerole sowie Ole pflanz lichen 
Oder tierischen Ursprungs, aliphatische, cyclische und aroma ti- 
sche Kohlenwasserstof f e, z.B. Paraffine, Tetrahydronaphthalin, 
alkylierte Naphthaline und deren Derivate, alkylierte Benzole und 
deren Derivate, Alkohole wie Methanol, Ethanol, Propanol, Butanol 

20 und Cyclohexanol, Ketone wie Cyclohexanon, stark polare Losungs- 
mittel, z.B, Amine wie N-Methylpyrrolidon und Wasser, 

Wafirige Anwendungsf ormen konnen aus Emulsionskonzentraten, 
Suspensionen, Fasten, netzbaren Fulvern oder wasserdispergier- 

25 baren Granulaten durch Zusatz von Wasser bereitet werden. Zur 

Herstellung von Emulsionen, Fasten oder Oldispersionen konnen die 
Substrate als solche oder in einem 01 oder Losungsmittel gelost, 
mittels Netz-, Haft-, Dispergier- oder Emulgiermittel in Wasser 
homogenisiert werden. Es konnen aber auch aus wirksamer Sxibstanz, 

30 Netz-, Haft-/ Dispergier- oder Emulgiermittel und eventuell 

Losungsmittel oder 01 bestehende Konzentrate hergestellt werden^ 
die zur Verdunnung mit Wasser geeignet sind. 

Als oberf lachenaktive Stoffe (Adjuvantien) kommen die Alkali-, 
35 Erdalkali-, Ammoniumsalze von aromatischen Sulf onsauren, z.B. 

Lignin-, Phenol-, Naphthalin- und Dibutylnaphthalinsulf onsaure, , 
sowie von Fettsauren, Alkyl- und Alkylarylsulf onaten, Alkyl-, 
Laurylether- und Fettalkoholsulf aten, sowie Salze sulf atierter 
Hexa-, Hepta- und Octadecanolen sowie von Fettalkoholglykolether , 
40 Kondensationsprodukte von sulfoniertem Naphthalin und seiner 
Derivate mit Formaldehyd, Kondensationsprodukte des Naphthalins 
bzw, der Naphthalinsulf onsduren mit Phenol und Formaldehyd, Foly- 
oxyethylenoctylphenol ether, ethoxyliertes Isooctyl-, Octyl- oder 
Nonylphenol, Alkylphenyl-, Tributylphenylpolyglykolether , Alkyl - 
45 arylpolyetheralkohol.e, Isotridecylalkohol, Fettalkoholethylen- 
oxid-Kondensate, ethoxyliertes Rizinusol, Polyoxyethylen- oder 
Polyoxypropylenalkylether, Laurylalkoholpolyglykoletheracetat , 
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Sorbitester, Lignin-Sulf itablaugen Oder Methylcellulose in 
Betracht . 



Pulver-, Streu- und Staubemittel konnen durch Mischen Oder 
5 gemeinsames Vermahlen der wirlcsamen Substcinzen mit einem fasten 
Tragerstoff hergestellt werden. 

Granulate, z.B. Umhullungs- , Impragnierungs- und Homogengranulate 
konnen durch Bindung der Wirkstoffe an feste Tragerstoffe her- 

10 gestellt werden. Feste Tragerstoffe sind Mineralerden wie Kiesel- 
sauren, Kieselgele, Silikate, Talkum, Kaolin, Kalkstein, Kalk, 
Kreide. Bolus, L66, Ton, Dolomit, Diatomeenerde, Calcium- und 
Magnesiumsulf at , Magnesiumoxid, gemahlene Kunststoffe, Dunge- 
mittel, wie Ammoniumsulf at , Ammoniumphospha t , Ammoniximni trat , 

15 Hamstoffe und pflanzliche Produkte wie Getreidemehl, Baum- 
rinden-, Holz- und NuBschalenmehl , Cellulosepulver oder andere 
feste Tragerstoffe. 

Die Konzentrationen der Verbindungen der Formel I in den 
20 anwendungsf ertigen Zubereitungen konnen in weiten Bereichen 
variiert werden. Im allgemeinen entlialten die Formulierungen 
etwa von 0,001 bis 98 Gew.-%, vorzugsweise 0,01 bis 95 Gew.-%, 
mindestens eines Wirkstoffs. Die Wirkstoffe werden dabei in 
einer Reinheit von 90% bis 100%, vorzugsweise 95% bis 100% 
25 (nach NMR-Spektrum) eingesetzt. 

Die folgenden Formulierungsbeispiele verdeutlichen die Her- 
stellung solcher Zubereitiongen: 

30 I. 20 Gewichtsteile der Verbindung Nr. 2.8 werden in einer 

Mischung gelost, die aus 80 Gewichtsteilen alkyliertem 
Benzol, 10 Gewichtsteilen des Anlagerungsproduktes von 8 
bis 10 Mol Ethylenoxid an 1 Mol 6lsaure-N-monoethanolamid, 
5 Gewichtsteilen Calciumsalz der Dodecylbenzolsulf onsaure 

35 und 5 Gewichtsteilen des Anlagerungsproduktes von 4 0 Mol 

Ethylenoxid an 1 Mol Rizinusol besteht. Durch AusgieBen und 
feines Verteilen der Losung in 100000 Gewichtsteilen Wasser 
erhalt man eine waSrige Dispersion, die 0,02 Gew.-% des 
Wirkstoffs en thai t, 

40 

II. 20 Gewichtsteile der Verbindung Nr. 2.9 werden in einer 
Mischung geldst, die aus 40 Gewichtsteilen Cyclohexanon, 
30 Gewichtsteilen Isobutanol, 20 Gewichtsteilen des Anlage- 
rungsproduktes von 7 Mol Ethylenoxid an 1 Mol Isooctyl- 
45 phenol und 10 Gewichtsteilen des Anlagerungsproduktes von 

40 Mol* Ethylenoxid an 1 Mol Rizinus61 besteht. Durch Ein- 
gieBen- und feines Verteilen der Losung in 100000 Gewichts- 
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teilen Wasser erhalt man eine waBrige Dispersion, die 
0,02 Gew,-% des Wirks toffs enthalt. 

III. 20 Gewichtsteile des Wirkstoffs Nr, 2.3 werden in einer 
5 Mischung gelost, die aus 2 5 Gewichtsteilen Cyclohexanon, 

65 Gewichtsteilen einer Mineralolf raktion vom Siedepunkt 
210 bis 280OC und 10 Gewichtsteilen des Anlagerxings - 
prodxiktes von 40 Mol Ethylenoxid an 1 Mol Ricinusol 
besteht. Durch Eingiefien und feines Verteilen der Losung 
10 100000 Gewichtsteilen Wasser erhalt man eine wafirige 

Dispersion, die 0,02 Gew.-% des Wirkstoffs enthalt. 

IV. 20 Gewichtsteile des Wirkstoffs Nr. 2.3 werden mit 

3 Gewichtsteilen des Natriumsalzes der Diisobutylnaphtha- 
15 linsulfonsaure, 17 Gewichtsteilen des Natri\imsalzes einer 

Ligninsulf onsaure aus einer Sulf i t-Ablauge und 60 Gewichts- 
teilen pulverf ormigem Kieselsauregel gut vermischt und in 
einer Hammermuhle vermahlen. Durch feines Verteilen der 
Mischung in 20000 Gewichtsteilen Wasser erhalt man eine 
20 Spritzbruhe, die 0,1 Gew.-%. des Wirkstoffs enthalt. 

V. 3 Gewichtsteile des Wirkstoffs Nr. 2.9 werden mit 

97 Gewichtsteilen feinteiligem Kaolin vermischt. Man erhalt 
auf diese Weise ein Staubemittel , das 3 Gew.-% des Wirk- 
25 stoffs enthalt. 

VI. 20 Gewichtsteile des Wirkstoffs Nr. 2.8 werden mit 

2 Gewichtsteilen Calciumsalz der Dodecylbenzolsulf onsaure, 
8 .Gewichtsteilen Fettalkoholpolyglykolether , 2 Gewichts- 
30 teilen Natriumsalz eines Phenol-Hams toff-Formaldehyd- 

Kondensates und 68 Gewichtsteilen eines paraf f inischen 
Mineralols innig vermischt. Man erhalt eine stabile olige 
Dispersion. 

35 VII. 1 Gewichtsteil des Wirkstoffs Nr. 2.3 wird in einer 

Mischung gelost, die aus 70 Gewichtsteilen Cyclohexanon, 
20 Gewichtsteilen ethoxyliertem Isooctylphenol und 
10 Gewichtsteilen ethoxyliertem Rizinusol besteht. Man 
erhalt ein stabiles Emulsionskonzentrat . 

40 

VIII. 1 Gewichtsteil des Wirkstoffs Nr. 2.9 wird in einer 

Mischung geldst, die aus 80 Gewichtsteilen Cyclohexanon und 
20 Gewichtsteilen Wettol® EM 31 (= nichtionischer Emulgator 
auf der Basis von ethoxyliertem Rizinusdl) besteht. Man 
45 erhcLlt ein stabiles Emulsionskonzentrat . 
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Die Applikation der Verbindungen der Formel I bzw. der herbiziden 
Mittel kann im Vorauflauf- oder im Nachauf lauf verf ahren erfolgen. 
Sind die Wirkstoffe fur gewisse Kulturpf lanzen weniger vertrag- 
lich, so konnen Ausbringxingstechniken angewandt werden, bei 
5 welchen die herbiziden Mittel mit Hilfe der Spritzgerate so ge- 
spritzt werden, daB die Blatter der empf indlichen Kulturpf lanzen 
nach Moglichkeit nicht getroffen werden, wahrend die Wirkstoffe 
auf die Blatter darunter wachsender unerwunschter Pflanzen oder 
die unbedeckte Bodenf lache gelangen (post-directed, lay-by) . 

10 

Die Aufwandmengen an Verbindung der Formel I betragen je nach 
Bekampfungsziel, Jahreszeit, Zielpflanzen und Wachstumsstadium 
0,001 bis 3,0, vorzugsweise 0,01 bis 1,0 kg/ha aktive S\ibstanz 
(a.S. ) . 

15 

Zur Verbreiterung des Wirkungsspektrums und zur Erzielung syner- 
gistischer Effekte konnen die 3 - (Heterocyclyl) -substituierten 
Benzoylpyrazole der Formel I mit zahlreichen Vertretem anderer 
herbizider oder wachstumsregulierender Wirkstof f gruppen gemischt 

2 0 und gemeinsam ausgebracht werden. Beispielsweise kommen als 
Mischungspartner 1, 2 , 4-Thiadiazole, 1 , 3 , 4-Thiadiazole, Amide, 
Aminophosphorsaure und deren Derivate, Amino triazole, Anilide, 
Aryloxy/Heteroaryloxyalkansauren und deren Derivate, Benzoesaure 
und deren Derivate, Benzothiadiazinone, 2- (Hetaroyl/Aroyl) -1, 3 - 

25 cyclohexandione, Heteroaryl-Aryl-Ketone, Benzylisoxazolidinone, 
me ta-CF3-Phenyl derivate. Carbamate, Chinolincarbonsaure und 
deren Derivate, Chloracetanilide, Cyclohexenonoximetherderivate, 
Diazine, Dichlorpropionsaure xxnd deren Derivate, Dihydrobenzo- 
furane, Dihydrof uran-3-one, Dinitroaniline, Dinitrophenole, 

30 Diphenylether, Dipyridyle, Halogencarbonsauren und deren 

Derivate, Harnstoffe, 3-Phenyluracile, Imidazole, Imidazolinone, 
N-Phenyl-3, 4, 5, 6-tetrahydrophthalimide, Oxadiazole, Oxirane, 
Phenol e, Aryloxy- xind Heteroaryloxyphenoxypropionsaureester , 
PhenylessigsSure und deren Derivate, 2-Phenylpropionsaure und 

35 deren Derivate, Pyrazole, Phenylpyrazole, Pyridazine, Pyridin- 
carbonsaure und deren Derivate, Pyrimidylether, Sulfonamide, 
Sulf onylhamstof f e, Triazine, Triazinone, Triazolinone, Triazol- ' 
carboxamide und Dracile in Betracht. 

40 Auflerdem kann es von Nutzen sein, die Verbindtingen der Formel I 
allein oder in Kombination mit anderen Herbiziden auch noch mit 
weiteren Pf Ismzenschutzmitteln gemischt, gemeinsam auszubringen, 
beispielsweise mit Mitteln zur Bekdmpfung von Schadlingen oder 
phytopathogenen Pilzen bzw. Bakterien. Von. Interesse ist femer 

45 die Mischbarkeit mit Mineralsalzlosungen, welche zur Behebung von 
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Ernahrungs- und Spur enelement mange In eingesetzt werden. Es konnen 
auch nichtphytotoxische Ole iind 6lkonzentrate zugesetzt werden. 

Anwendung sb e i s p i e 1 e 

5 

Die herbizide Wirkung der 3 - (Heterocyclyl ) - substi tuierten Ben- 
zoylpyrazole der Formel I lieB sich durch die folgenden Gewachs- 
hausversuche zeigen: 

10 Als KulturgefaBe dienten Plastikblumentopf e mit lehmigem Sand mit 
etwa 3,0 % Humus als Substrat. Die Samen der Testpflanzen wurden 
nach Arten getrennt eingesat. 

Bei Vorauf laufbehandlung wurden die in Wasser suspendierten oder 
15 emulgierten Wirkstoffe direkt nach Einsaat mittels fein ver- 
teilender Dusen aufgebracht. Die GefaBe wurden leicht beregnet, 
um Keimxing und Wachstum zu fordern, und anschliefiend mit durch- 
sichtigen Plastikhauben abgedeckt, bis die Pflanzen angewachsen 
waren. Diese Abdeckung bewirkt ein gleichmaBiges Keimen der Test- 
20 pflanzen, sofem dies nicht durch die Wirkstoffe beeintrachtigt 
wurde . 

Zum Zweck der Nachauf laufbehandlung wurden die Testpflanzen 
je nach Wuchsform erst bis zu einer Wuchshohe von 3 bis 15 cm 

25 angezogen und erst damn mit den in Wasser suspendierten oder 

emulgierten Wirkstoffen behandelt. Die Testpflanzen wurden dafur 
entweder direkt gesat \ind in den gleichen Gefafien aufgezogen 
Oder sie wurden erst als Keimpflanzen getrennt angezogen und 
einige Tage vor der Behandlung in die Versuchsgef afle verpf lanzt, 

30 Die Aufwandmenge fur die Nachauf laufbehandlung betrug 0,5, 0,25, 
0,125 bzw. 0,0625 kg/ha a.S. (aktive Substanz) , 

Die Pflanzen wurden artenspezif isch bei Temperaturen von 10 bis 
250c bzw. 20 bis 35^C gehalten. Die Versuchsperiode erstreckte 
35 sich uber 2 bis 4 Wochen. Wahrend dieser Zeit wurden die Pflanzen 
gepflegt, und ihre Reaktion auf die einzelnen Behandlxmgen wurde 
ausgewertet. 

Bewertet wurde nach einer Skala von 0 bis 100. Dabei bedeutet 100 
40 kein Aufgang der Pflanzen bzw. vollige Zerstdrung zumindest der 
oberirdischen Teile und 0 keine Schadigung oder normaler 
Wachstumsverlauf . 
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Die in den Gewachshausversuchen verwendeten Pflanzen setzten sich 
aus folgenden Arten zusammen: 



5 



15 



Late in is Cher Name 


Deutscher Name 


Engl ischer Name 


Abutilon theophrasti 


Chines ischer Hanf 


velvet leaf 


Axnaranthus retroflexus 


Fuchs s chwan z 


pig weed 


Avena fatua 


Flughaf er 


wild oat 


Chenopodixim album 


WeiBer GansefuB 


lambsquaters 


Echinochloa crus galli 


Huhnerhirse 


barnyardgrass 


Polygonum persicaria 


Flohknoterich 


ladys thumb 


Setaria faberi 


GroBe Borstenhirse 


giant foxtail 


Setaria viridis 


Grune Borstenhirse 


green foxtail 


Sinapis alba 


WeiBer Senf 


white mustard 


Solanum nigziim 


Schwarzer Nachtschatten 


black nightshade 



Bei Aufwandmengen von 0,12 5 bzw. 0,062 5 kg/ha zeigte die Ver- 
bindung 2.3 (Tabelle 2) im Nachauflauf eine sehr gute Wirkung ge- 
20 cren die unerwunschten Pflanzen Huhnerhirse, Fuchs s chwanz , weiBer 
GansefuB, Flohknoterich und schwarzer Nachtschatten. 

Weiterhin bekampfte Verbindung 2.8 (Tabelle 2) im Nachauflauf bei 
Aufwandsmengen von 0,5 bzw. 0,25 kg/ha die Schadpf lanzen Huhner- 
25 hirse, grune Borstenhirse, weiBer GansefuB und schwarzer Nacht- 
schatten sehr gut- 

Die Wirkung von Verbindung 2.9 (Tabelle 2) im Nachauflauf bei 
Aufwandsmengen von 0,25 bzw. 0,125 kg/ha auf die Graser Flughaf er 
30 und grune Borstenhirse sowie auf die Unkrauter Fuchsschwanz , 
FlohJcnoterich und weiBer Senf ist sehr gut. 

Ebenso bekampft die Verbindung 2.10 (Tabelle 2) bei Aufwandsmen- 
gen von 0,25 bzw. 0,125 kg/ha im Nachauflauf die uneirwunschten 
35 Pflanzen Huhnerhirse, weiBer GansefuB, weiBer Senf und schwarzer 
Nachtschatten sehr gut. 
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Patentanspruche 

1- 3 - (Heterocyclyl) -substituierte Benzoylpyrazole der Formal I 

.1 r\R3 



20 



25 



35 




10 

in der die Variablen folgende Bedeutung haben: 
15 X .0, NH Oder N (Ci -Ce -Alkyl) ; 

Ci-Ce-Alkyl; 

r2,r3,r4,r5 wasserstoff , Ci-C4-Allcyl oder Ci-C4-Halogenalkyl; 



R6 



Halogen, Nitro, Ci -C4 -Halogenalkyl, Ci -C4 - Alkoxy, 
C1-C4 -Halogenalkoxy, Ci-C^ -Alkylthio, C1-C4 -Halo- 
genalkylthio, Ci -C4 -Alkylsulf onyl oder Ci-C4-HalO" 
genalkylsulf onyl ; 



^"^ Hydroxy, Ci -Cg -Alkoxy, C3 -€5 -Alkenyloxy, Ci-Ce-Al- 

kylsulfonyloxy, Ci-Ce -Alkylcarbonyloxy, C1-C4- (Al 
kylthio)carbonyloxy, Phenylsulf onyloxy oder Phe- 
nyl carbonyloxy, wobei der Phenylrest der beiden 
letztgenannten Substi tuenten partiell oder voll- 
standig halogeniert sein kann und/oder eine bis 
drei der folgenden Gruppen tragen kamn: 
Nitro, Cyano, Cx-C4-Alkyl, C1-C4 -Halogenalkyl, 
Ci-C4-Alkoxy Oder CX-C4 -Halogenalkoxy ; 



R8,r5 Ci-C4-Alkyl; 



Wasserstoff oder Ci-C4-Alkyl; 

wobei die Anzahl der Kohlenstof f atome der Reste R^, 
*0 R^ und Rio zusammen maximal 7 betrHgt, 

R^^ Wasserstoff oder Ci-C4-Alkyl; 

sowie deren landwirtschaf tlich brauchbaren Salze. 

45 

578/99 He/ER. 06.08.1999 
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3- (Heterocyclyl) -substituierte Benzoylpyrazole der Formel I 
nach Anspruch 1, wobei 

X O; 

Cx-C4-Alkyl; 

Ci-C4-Alkylthio Oder Ci-C4-Alkylsulfonyl; 
bedeuten. 

3 - (Heterocyclyl) -substituierte Benzoylpyrazole der Formel I 
nach Anspruch 1 , wobei 

X O; 

Rl Ci-C4-Alkyl; 

R^ Halogen, Nitro, Ci -C4 -Halogenalkyl , Ci-C4-Alkoxy oder 
C1-C4 -Halogenalkoxy ; 

bedeuten. 

3 - (Heterocyclyl) -substituierte Benzoylpyrazole der Formel I 
nach Anspruch 1, wobei 

X N(Ci-C6-Alkyl) ; 

bedeutet . 

Verfahren zur Darstellung von 3 - (Heterocyclyl) -substituierten 
Benzoylpyrazolen der Formel I mit R'^^Hydroxy, nach An* 
spruch 1, dadurch gekennzeichnet , dafl man ein Pyrazol der 
Formel II 



mit einer aktivierten Benzoesaure Ilia oder einer Benzoe- 
saure IIIp, 
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\r4 

R6 



HO 



R5 

R6 



Ilia 



IIIP 



wobei die Variablen X, Ri bis R^ und R^ bis R^^ die in An- 
spruch 1 genannte Bedeutung haben und fur eine nucleophil 
verdrangbare Abgangsgruppe steht, acyliert und Acylierungs- 
produkt ggf . in Gegenwart eines Katalysators zu den Verbin- 
dungen der Forme 1 I mit R^ = Hydroxy umlagert. 

6. Verfahren zur Herstellung von 3 - (Heterocyclyl) - subst ituierten 
Benzoylpyrazolen der Formel I mit R^ = OH, nach Anspruch. 1, 
dadurch gekennzeichnet , daS man ein Pyrazol der Formel II, 



in der die Variablen R^ bis R^ die in Anspruch 1 genannte Be- 
deutung haben, oder ein Alkalisalz hiervon, mit einem 
3 - (Heterocyclyl) -benzol -Derivat der Formel V, 



wobei die Variablen X und R^ bis R^ die in Anspruch 1 genannte 
Bedeutung haben und fur eine Abgangsgruppe steht in Gegen- 
wart von Kohlenmonoxid, eines Katalysators sowie einer Base 
umsetzt , 

VerfcLhren zur Herstellung von 3 - (Heterocyclyl) -siibstituier ten 
Benzoylpyrazolen der Formel I mit R*^ * Hydroxy, nach An- 
spruch 1, dadurch gekennzeichnet, daB man ein 3- (Heterocy- 
clyl ) -sxibstituiertes Benzoylpyrazol I mit R'' = Hydroxy, 



Rii 




II 




V 




I mit R'' = OH 
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VI 



umsetzt, wobei 

eine nucleophil verdrangbare Abgangsgruppe; 

R7a Ci-Ce-Alkyl, C3-C6-Alkenyl, Ci -Cs -Alkylsulf onyl , Ci-Cs-Al- 
kylcarbonyl, C1-C4- (Alkyl thio) carbonyloxy. Phenyl sulfonyl 
Oder Phenylcarbonyl, wobei der Phenylrest der beiden 
letztgenannten Substituenten partiell Oder vollstandig 
halogeniert sein kann und/oder eine bis drei der folgen- 
den Gruppen tragen kann: 

Nitro, Cyano, Ci-C4-Alkyl, Ci -C4 -Halogenalkyl , Ci-C4-Alk- 
oxy Oder C1-C4 -Halogenalkoxy ; 

bedeuten. 

8. Benzoesaureester der Formel III, 



nannte Bedeutiing haben und 

r2 Ci-C4 -Halogenalkyl; iind 

L Hydroxy Oder abhydrolysierbarer Rest; 

bedeuten, 

9- 3- (Heterocyclyl) -benzol -Derivate der Formel V, 




III 



wobei die Variablen X, Ri und R^ bis R^ die in Anspruch 1 ge 




V 



wobei die Variablen X, Ri und R^ bis R^ die in Anspruch 1 ge 
nannte Bedeutxing haben und 



wo 00/34273 PCT/EP99/094 1 3 

52 

r2 Ci-C4-Halogenalkyl; und 
l2 nukleophil verdrangbare Abgaxigsgruppe; 
5 bedeuten, 

10- Mittel^ enthaltend eine herbizid wirksame Menge mindestens 
eines 3 - (Heterocyclyl ) - s\ibstituierten Benzoylpyrazols der 
Formel I Oder eines landwirtschaf tlich brauchbaren Salzes 
10 von I gemaS den Anspruchen 1 bis 4, und fur die Formulierung 

von Pf lanzenschutzmitteln ubliche Hilf smittel . 

11. Verfahren zur Herstellung von Mitteln gemaB Anspruch 8, 
dadurch gekennzeichnet , daB man eine herbizid wirksame 

15 Menge mindestens eines 3 - (Heterocyclyl) -substituierten Ben- 

zoylpyrazols der Formel I Oder eines landwirtschaf tlich 
brauchbaren Salzes von I gemaS den Anspruchen 1 bis 4 und fur 
die Formulierung von Pf lanzenschutzmitteln ubliche Hilfs- 
mittel mischt. 

20 

12. Verfahren zur Bekampfung von uneirwunschtem Pf lanzenwuchs, 
dadurch gekennzeichnet , daB man eine herbizid wirksame 
Menge mindestens eines 3 - (Heterocyclyl ) -substituierten Ben- 
zoylpyrazols der Formel I oder eines landwirtschaf tlich 

25 brauchbaren Salzes von I gemaB den Anspruchen 1 bis 4/ auf 

Pflanzen, deren Lebensraum und/oder auf Samen einwirken ISBt. 

13. Verwendung der 3 - (Heterocyclyl) -substituierten Benzoylpyra- 
-zole der Formel I xind/oder deren landwirtschaf tlich brauchba- 

30 ren Salze gemaB den Anspruchen 1 bis 4 als Herbizide. 
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(57) Abstract 

The invention relates to 3-<heterocyclyl)-substituted benzoylpyrazols of formula 0). wherein the variables have the following 
meanings: X is O, NH or N-aikyi; R' is alkyl; R^, RJ, R^, r5 are hydrogen, alky! or alky! halidc; R* is halogen, nitro. alkyl halide, alkoxy, 
halogenalkoxy. alkylthio. halogcnalkylthio, alkylsulfonyl or halogcnalkylsulfonyl; R^ is hydroxy, alkoxy, alkenyloxy, alkylsulfonyloxy, 
alkyicarbonyloxy, alky 1th iocarbonyloxy. phcnylsulfonyloxy or phenylcarbonyloxy, and the phenyl radical can be substituted; R*, R^ arc 
alkyl; R*<^ is hydrogen or alkyl; and R" is hydrogen or alkyl; and to their agriculturally useable salts. The invention also relates to 
intermediate products and methods for producing the inventive compounds and to the use of these compounds or products containing them 
for combating undesirable plants. 

(57) Zusanunenfassung 

Die Erfindung bctrifft 3-(Hcterocyclyl)-substituierte Benzoylpyrazole dcr Formel (T), in dcr die Variablen folgendc Bedeutung haben: 
X O. NH Oder N-Alkyl; R» Alkyl; R2, R3, R4 r5 Wasserstoff. Alkyl oder Halogenalkyl; R* Halogen, Nitro, Halogcnalkyl, Alkoxy, 
Halogenalkoxy, Alkylthio. Halogcnalkylthio, Alkylsulfonyl oder Halogcnalkylsulfonyl; R'' Hydroxy. Alkoxy, Alkenyloxy, Alkylsulfonyloxy, 
Alkyicarbonyloxy, Alkyl thiocarbonyloxy, Phcnylsulfonyloxy oder Phcnylcarbonyloxy, wobei dcr Phenylrest substituiert sein kann; R*. R^ 
Alkyl; R'o Wasserstoff oder Alkyl; R** Wasscrstoff oder Alkyl; sowic dcrcn landwirtschaftlich brauchbaren Salze. Zwischenprodukte und 
Vcrfahrcn zu ihrer Herstcllung; sowie die Vcrwcndung dieser Verbindungen oder diese enthaltende Mittcl zur Bekampfung unerwtlnschter 
Pflanzcn. 
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